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Neue Integrinrezeptorantagonisten 
Beschreibung 

5 

Die Erfindung betrifft neue Verbindungen, die an Integrin- 
rezeptoren binden, deren Herstellung und Verwendung. 

Integrine sind Zelloberf lachen-Glycoproteinrezeptoren, die 
10 Wechselwirkungen zwischen gleichartigen und unterschiedlichen 

Zellen sowie zwischen Zellen und extrazellularen Matrixproteinen 
vermitteln. Sie sind an physiologischen Prozessen, wie z.B. 
Embryogenese , Hamostase, Wundheilung, Immunantwort und Bildung/ 
Auf rechterhaltung der Gewebearchitektur beteiligt. 

15 

Storungen in der Genexpression von Zelladhasionsmolekulen sowie 

7'in 1 c 1 : "_ on 3 3 '~ i r r. ~ ^ r. z ^ 1 1 p ; ~ 3 r "i r. "^onnen v\ z ? i 'zioz$ ^n e 3 -2 s \ -.\ ? 
Erkrankungen, wie beispieisweise Tumore, uhromboembolische 
Ereignisse, kardiovaskulare Erkrankungen, Lungenkrankheiten, 
20 Erkrankungen des ZNS, der Niere, des Gastrointestinaltraktes 
oder Entzxindungen beitragen. 



Integrine sind Heterodimere aus jeweils einer a- und einer 
j}-Transmembran^Un^ verbunden sind. 

2sTBisher wurden"16 verschiedene a- und 8 verschiedene fi-Unter- 
einheiten und 22 verschiedene Kombinationen identif iziert . 

Integrin 0^3, auch Vitronectinrezeptor genannt, vermittelt die 
. Adhasion an eine Vielzahl von Liganden - Plasmaproteine , extra- 
30 zellulare Matrixproteine, Zelloberf lachenproteine von denen 
der Gro&teil die Aminosauresequenz RGD enthalt (Cell, 1986, 44, 

— —517-518 ; "Science 1987 , 2 3 8/ 491-497), wie beispieisweise 

Vicronactin, fibrinogen, F ibronec c in, von .Will abr.and~i?aktor , - . 
Thrombospondin, " Osceopontin, - iaminin v ~Collagen-,--^hrombi-n-, : 

35 Tenascin, MMP-2 , bone-sialo-Protein II, verschiedene virale, 
parasitare und bakterielle Proteine, naturliche Integrin-Anta- 
gonisten wie Disintegrine , Neurotoxine - Mambin - und B lutegel- 
proteine - Decorsin, Ornatin - sowie einige nicht-RGD-Liganden, 
wie beispieisweise Cyr-61, PECAM (L. Piali, J. Cell Biol. 1995, 

40 130, 451-460: Buckley, J . Call Science 1996" , 109", 137-445. 
J. Biol. Chem. 1998, 273, 3090-3096). 

Mehrere Integrinrezeptoren zeigen Kreuzreaktivitat mit Liganden, 
die das RGD-Motiv enthalten. So erkennt Integrin 0CnbP3, auch 
45 Plattchen-Fibrinogen-Rezeptor genannt ( Fibronectin, Vitronectin, 
Thrombospondin, von Willebrand Faktor und Fibrinogen. 
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Integrin 0X^3 ist u.a. exprimiert auf Endothelzellen, Blut- 
plattchen, Monocyten/Makrophagen, Glattmuskelzellen, einigen 
B-Zellen, Fibroblasten, Osteoclasten unci verschiedenen Tumor- 
zellen, wie beispielsweise Melanome, Glioblastome, Lungen- , 
5 Brust-, Prostata- und Blasenkarzinome, Osteosarkome oder Neuro- 
blastome . 

Eine erhohte Expression beobachtet man unter verschiedenen patho- 
logischen Bedingungen, wie beispielsweise im prothrombotischen . . 
10 Zustand, bei Gef aSverletzung, Tumorwachstum oder -metastasierung 
oder Reperfusion und auf aktivierten Zellen, insbesondere auf 
Endothelzellen, Glattmuskelzellen oder Makrophagen. 

Eine Beteiligung von Integrin (Xvp3 ist unter anderem bei folgenden 
15 Krankheitsbildern nachgewiesen: 

Kardiovaskulare Erkrankungen wie Atherosklerose . Restenose nach 
j^dl&vas Li - riiig, iad Angj_op Lascie ( i\j a o 1 n z una ol_ J.ung , J^±z zcn\xs,<a >. ■ 
zellmigration und Proliferation) (J. Vase. Surg. 1994, 19, 
20 125-134; Circulation 1994, 90, 2203-2206), 

akutes Nierenversagen (Kidney Int. 1994, 46, 1050-1058; Proc . 

Natl. Acad. Sci. 1993, 90, 5700-5704; Kidney Int. 1995, 48, 

1375-1385) , 

25 

Angiogenese-assoziierte Mikroangiopathien wie beispielsweise 
diabetische Retinopathie oder rheumatische Arthritis (Ann. Rev. 
Physiol 1987, 49, 453-464; Int. Ophthalmol. 1987, 11, 41-50; Cell 

t . 1994, 79, 1157-1164; J. Biol. Chem. 1992, 267, 10931-10.934), . 

30 

arterielle Thrombose, 

ochiaganfail ; Phasa LL~ Studian mit RaoPro, Z eric oc z>c -a:, , 
annual European Stroke Meaning) , 

35 

Krebs erkrankungen, wie beispielsweise bei der Tumormetastasierung 
oder beim Tumorwachstum ( tumor induzierte Angiogenese) (Cell 1991, 
64, 327-336; Nature 1989, 339, 58-61; Science 1995, 270, 
1500-1502) , 

40 

Jsceoporose (Knocnenresorpcion nach Prolifaracion, Chemocaxis und 
Adhasion von Osteoclasten an Knochenmatrix) (FASEB J. 1993, 7, 
1475-1482; Exp. Cell Res. 1991, 195, 368-375, Cell 1991, 64, 
327-336) , 
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Bluthochdruck, Psoriasis, Hyperparathyroismus , Paget ' sche 
Erkrankung, maligne Hypercalcemia, metastatische osteolytische 
Lasionen, Entztindung, Herzinsuf f izienz, CHF , sowie bei 

5 anti-viraler , anti-parasitarer oder anti-bakterieller Therapie 
und Prophylaxe (Adhasion und Internalisierung) . 

Aufgrund seiner Schlusselrolle sind pharmazeutische Zube- 
reitungen, die niedermolekulare Integrin (Xvp3 Antagonisten 
10 enthalten, u.a. in den genannten Indikationen von hohem 
therapeutischen bzw. diagnostischen Nutzen. 

Vorteilhafte avfh-Integrinrezeptorantagonisten binden an den 
Integrin 0^3 Rezeptor mit einer erhohten Affinitat. 

15 

Besonders vorteilhafte <XvP3-Integrinrezeptorantagonisten weisen 

Teqenuber dam tntacrrin 0^83 Tusatzlich eine arhohte Selaktivitat 
duf und iina oe^ugii:n ias :a:agrins aribp3 iUJinaascans urn dan 
Faktor 10 weniger wirksam, bevorzugt mindestens uxn den Faktor 
20 100. 

Fur eine Vielzahl von^Verbindungen"^^ 

Antikorper, Peptide, die die RGD-Bindungssequenz enthalten, 

natiir 1 iche , RGD-enthal-tenden -Pro tei-ne—( z^B-^Di-si-nrteg^«ie^-— und 

25~niedermolekulare • Verbindung^rr l/st" ei^^^^ 

gonistische Wirkung gezeigt und ein positiver in vivo Ef fekt 
nachgewiesen worden (FEBS Letts 1991, 291, 50-54; J. Biol. Chem. 
1990, 265, 12267-12271; J. Biol. Chem. 1994, 269, 20233-20238; 
J. Cell Biol 1993, 51, 206-218; J. Biol. Chem. 1987, 262, 

30 17703-17711; Bioorg. Med. Chem. 1998, 6, 1185-1208). 

WO 9708145 beschreibt meta-Guanidino- , Harnstoff-, Thioharnstof f - 

oda r i z acy c L i 3 aha Am i nob an z a a s 3, u radar 1 v*a t a und ; _ hra v arwendung 

ils gyfe-Incegrinrezepcoranca goiiiscen . - 



35 



Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Integrinrezeptor- 
antagonisten mit vorteilhaf ten Eigenschaf ten zur Verfiigung zu 
stellen. ' ~~ ' * — ~ - 



40 



45 
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Dementsprechend wurden Verbindungen- Ser* Formel *I gefundeh, 

A— E-G— L I 

wobei A, E, G und L folgende Bedeutung haben: 

L ein Strukturelement der Formel II 

R4 R2 



10 



wobei 

15 a 0 oder 1, 



eine Gruppe COOH oder einen zu COOH hydrolysierbaren 



_ \. ~ o i 



20 R 2 Wasserstoff , NHS0 2 R 21 , NHCOR 21 oder NHCOOR 22 , 

wobei 

- ~- .1 m - - r21 eine n verzweigt en oder unver zweigten, gegebenenf alls 

25 , substituierten Ci-Cg-Alkyl- , Cs-Cg-Gycloalky-l-- , 

Ci-C4-Alkyl-C3-C 6 -Cycloalkylrest , C 5 -Ci2-Bicycloalkyl- 
oder Ce-Cis-Tricycloalkylrest , einen mit bis zu drei 
gleichen oder verschiedenen Resten substituierten 
Aryl-, Alkylaryl-, Alkylheteroarylrest oder 3- bis 

30 6 gliedrigen, gesattigten, ungesattigten oder 

aromatischen Heterocyclus , der bis zu drei ver- 
schiedene oder gleiche Heteroatome O, N, S enthalten 
kann . wob ai r we i Rest a zus airmen einen meliertan, 
# _ ^ j a 3 a c ci gz en , ungesacu igcan oder aromatischen Gar bo *- 

35 cyclus oder Heterocyclus , ~~*der 1bl~s~ zu^drei^ver- 

schiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten 
kann, darstellen konnen und dieser Cyclus gegebenen- 

falls substituiert oder an diesem Cyclus ein — - - 

weiterer , gegebenenf alls substituierter , gesattigter , 

40 ungesattigter oder aromatischer Cyclus ankondensiert 

iein kiann, 



45 



R 22 einen verzweigten oder unverzweigten, gegebenenf alls 
substituierten Ci-Cg-Alkylrest oder einen gegebenen- 
falls substituierten Aryl- oder Alkylarylrest , 
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R3 Wasserstoff oder - (CH 2 ) b~ ( x ) c"R 31 * 



wobei 

5 b 0, 1, 2 oder 3, 

c 0 oder 1, 

x -S0 2 -, -S-, -0-, -CO-, -NH-SO2-, -0-C0-, -C0-0-, 
10 -NH-C0-, -C0-NH-, -C0-N(R3l)- f -N(R 31 )-CO-, -S0 2 -NH-, 

-S0 2 -N(R 31 )- oder -N (R 31 ) -S0 2 - , 

R3l Wasserstoff, eine Hydroxygruppe, einen verzweigten 
oder unverzweigten, gegebenenf alls substituierten 

15 Ci-Ce-Alkyl-, Ci-C 4 -Alkoxy, -O-Alkylaryl- oder -0- 

Arylrest, einen primar oder gegebenenf alls sekundar 
oder tertiar substituierten Aminorest, einen 
;ageoenea:"iiiJ -jxlz J 1 --4 - A_.cy- A:y.. 
tuierten C 2 -C 6 -Alkinyl- oder C 2 -C 6 ~Alkenylrest , einen 

20 c 5 -Ci 2 -Bicycloalkyl-, C 6 -Ci 8 -Tricycloalkylrest oder 

einen mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen 
Resten substituierten, 3- bis 6 gliedrigen, gesattig- 
ten oder ungesattigten Heterocyclus , der bis zu drei 
verschiedene oder gleiche Heteroatome O, N, S ent- 

25 halten kann, C 3 - 8 -Cycloalkyl- , Aryl- oder Heteroaryl- 

rest, wobei zwei Reste zusammen einen anelierten, 
gesattigten, ungesattigten oder aromat ischen Carbo- 
cyclus oder Heterocyclus, der bis zu drei ver- 
schiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten 

30 kann, darstellen konnen und der Cyclus gegebenenf alls 

substituiert oder an diesem Cyclus ein weiterer, 
gegebenenf alls substituierter , gesattigter, unge- 
satti^tar )dsr irooiac ischar lyclus mkondensiert 
3 a kann, 



35 



40 



und 



r4 Wasserstoff, oder einen verzweigten oder unver- 
zweigten, gegebenenfalls substituierten Ci_4-Alkyl- , 
C 3 -C 6 -Alkenyl-, C 3 -C 6 -Alkinyl- oder C 3 -C 6 -Cycloalkyl- 



casz , 
bedeuten, 



45 
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G ein Strukturelement der Formel *I G * ** " " 




Ig 



wobei 
d 0, 1 oder 2, 

R 5 Wasserstof f .,_ eine Hydroxygruppe, einen verzweigten 
oder unverzweigten, gegebenenf alls substituierten 
Cx-Ce-Alkyl-, Ci-C 4 -Alkoxy, -O-Alkylaryl- oder 
-O-Arylrest, einen primar oder gegebenenf alls 
sekundar oder tertiSr substituierten Aminorest, einen 
gegebenenf alls mit Ci-C 4 -Alkyl oder Aryl substi- 

C 5 -C 12 -Bicycloalkyl-, C 6 -Ci 8 -Tricycloalkylrest oder 
einen mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen 
Resten substituierten, 3- bis 6 gliedrigen, gesattig- 
^ -^^ten^oder-ungesattigten Heterocyclus^der-^bis -.-zu-drei 
verschiedene oder gleiche Heteroatome 0 , N, S ent- 

r halten kann, C 3 -C 8 -Cycloalkyl- , Aryl- oder Hetero- 

arylrest, wobei zwei Reste zusammen einen gesattig- 
ten, ungesattigten oder aromatischen Carbocyclus 
oder Heterocyclus, der bis zu drei verschiedene oder 
gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann, dar- 
stellen konnen und der Cyclus gegebenenf alls substi- 
tuiert oder an diesem Cyclus ein weiterer, gegebenen- 
falls substituierter, gesattigter, ungesattigter oder 
aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann, oder die 
Jb Lt anketta a in a r .1 a t u r I i c her. Am i no 3 au r a , 



R 6 Wasserstof f, oder einen verzweigten oder unver- 
zweigten, gegebenenf alls substituierten Ci-C 4 -Alkyl- , 
C 3 -C 6 -Alkenyl-, C 3 -C 6 -Alkinyl- oder C 3 -C 6 -Cycloalkyl- 

- rest bedeuteny- — — - — : — ?-rT?-~ .. 

E ein Strukturelement der Formel I E 

- (NH ) g - (CH 2 ) f-Q- (CH 2 ) e-CO- I E 



wobei 
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0, 1 oder 2, 



» • • • • 

m 



0 oder 1, 



g 



0 oder 1, 



10 



15 




20 



25 



30 



3 ein zweifach gebundener, gegebenenf alls substituier- 
ter Heteroarylrest, wobei zwei Substituenten zusammen 
einen gesattigten, ungesattigten oder aromatischen 
Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei ver- 
schiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten 
kann, darstellen konnen und der Cyclus gegebenenf alls 
substituiert oder an diesem Cyclus ein weiterer, ge- 
gebenenfalls substituierter , gesattigter , ungesattig- 
ter oder aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann, 

*ines der Strukturelemente der Formeln Ta 1 bis I.^ 20 



R 

17 



16 




IA 1 



17 



16 



N 




N 



IA 2 



R 16 

17 N 




Ia 3 



N 



13 



I 

R 11 



N 
I 

R 11 



N' 



1 15 



JST 



1 15 



1 15 




35 



CO 



Lis 



Ia 11 ^^ N \y_ Ift12 



-■ — J 15- ~ 



Ia 13 



N 



R 15 



40 




N I A 14 



H 3 C 
H 3 C 



N 




Ia 



15 



N 

H 



45 




N Ia 17 [^^ Ia18 



VA 0= Vk 
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wobei - * - T^— - 



R io, R n unabhangig voneinander Wasserstoff, - (CH2 ) h~ ( Y) i-R 101 , 
oder beide Reste zusammen einen 3 bis 8 gliedrigen, 
gegebenenfalls substituierten, gesattigten, ungesattigten 
oder aromatischen N-Heterocyclus der zusatzlich zwei 
weitere, gleiche oder verschiedene Heteroatome O, N 
oder S enthalten kann, 



wobei 



h 0, 1, 2 oder 3, 



i 0 oder 1, 



Y -SO2-, -S-, -0-, -CO-, -NH-SO2-, -O-CO-, -CO-O-, 
-NH-CO-. -CO-NH-, -CO-NiR 1 ® 1 ) - , -n(r101) _ co _ ? 

■ > Ji -\ i-i - . • .V ; a - ' - . - >-j 2 - >ia: - 2 J 1 ■ >i I A ~ ] • > - in a 

R 101 eine Hydroxygruppe , einen verzweigten oder unver- 

zweigten, gegebenenfalls substituierten Ci-C 6 -Alkyl- , 
.-^^Ci-C 4 -Alkoxy, -O-Alkylaryl- oder -O-Arylrest, einen 
primar oder gegebenenfalls sekundar oder tertiar 

subset i tuier:t.en,Aminox.e.s^_aine_n^q-_eaebe nenf al Is mi t 

C 1 - C4-- A-l-ky-1— oder Aryl -subs-ti t ui er t-en-G 2 ^G6^Aik-i-ny 1 - 
oder C 2 -C 6 -Alkenylrest , einen C 5 -Ci 2 -Bicycloalkyl- , 
Ce-Cis-Tricycloalkylrest oder einen mit bis zu drei 
gleichen oder verschiedenen Resten substituierten, 
3- bis 6 gliedrigen, gesattigten oder ungesattigten 
Heterocyclus, der bis zu drei verschiedene oder 
gleiche Heteroatome O, N, S enthalten kann, 
C 3 - 8 -Cycloalkyl-, Aryl- oder Heteroarylrest , wobei 
.3wei l23ta .!U3 ammen ainan ma liar tan, jasatt igtan , 

ungesdcuigran oder aromatischen Carbocyclus — Jdar ~ 

Heterocyclus , der "bi~s zu drei verschiedene oder ~ 
gleiche Heteroatome 0 , N, S enthalten kann, dar- 
stellen konnen und der Cyclus gegebenenfalls substi- 
tuiert oder an -diesem'-eyc-l-usr-ein—welterer-— gegebenen- 
falls substituierter , gesattigter, ungesattigten oder 
aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann,— ... ... 

R 12 einen verzweigten oder unverzweigten, gegebenenfalls 
substituierten Ci-C 4 -Alkyl-, Alkylaryl-, C 3 -C 6 -Cyclo- 
alkyl- oder Ci-C 4 -Alkyl-C 3 -C 6 -Cycloalkylrest oder einen 
gegebenenfalls substituierten Arylrest, 
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n^rer: 



Ri3 Wasserstoff, -OH, -CN, -CONH 2 , einen Verzweigten oder un- 
verzweigten, gegebenenf alls substituierten Ci-C 4 -Alkyl- , 
Ci-C 4 -Alkoxy- oder -OCO-Ci-C 4 -Alkylrest , oder einen 
gegebenfalls substituierten Alkylaryl-, -O-Alkylaryl- , 
5 -OCO-Aryl-, -0C0- Alkylaryl- oder -OCO-Allylrest , 

R i4 wasserstoff , einen verzweigten oder unverzweigten, 

gegebenenf alls substituierten Ci-C 4 -Alkyl- , Alkylaryl-, 
-C0 2 -Ci_ 4 -Alkyl-, -C0 2 -Alkylaryl-, -C0 2 -Allyl-, 
10 -CO-Ci_ 4 -Alkyl- , -CO-Alkylaryl- oder -CO-Allylrest, 

R i5 wasserstoff, einen verzweigten oder unverzweigten, 

gegebenenfalls substituierten Ci-C 4 -Alkylrest oder einen 
gegebenenf alls substituierten Aryl- oder Alkylarylrest . 



15 



20 



Ri6, Ri7 unabhangig voneinander -NH 2 , Halogen oder einen 

verzweigten oder unverzweigten, gegebenenfalls substi- 

- _ _ i - - ,; : -j i - Ai.cy - ■ >der - J. - a-aJ.<v:5.j: >o.= r 
gegebenfalls substituierten Arylrest, 

z i, z 2 ' Z 3 ' Z 4 unabhangig voneinander CH, C-CH 3 , C-0CH 3 , C-Cl 



bedeuten, s.owle^i^_physiolo gisch ver tragi ichen Salze, 

25 Prodrugs imd-die^enantiomeren-rei-nen^Qderr^diaster^omexen^ 

reinen und tautomeren Formen. 

In Strukturelement L wird unter T eine Gruppe COOH oder ein 
zu COOH hydrolisierbarer Rest verstanden. Unter einem zu COOH 
30 hydrolisierbaren Rest wird ein Rest verstanden, der nach Hydro- 
lyse in eine Gruppe COOH iibergeht. 

~3eU?ielhaft sai. fur unan :u COOH hydrolisl -rbaren Rast T die 

Gruppe 

35 O 

II . 
-C-R 1 



erwahnt, in der Ri die folgende Bedeutung hat: 

40 

1) JM, wobsi M axa Mecallkacion, wia 3in AlkAluaacalLkacLon. 

wie Lithium, Natrium, Kalium, das Equivalent eines Erdalkali- 
metallkations, wie Calcium, Magnesium und Barium oder ein 
umweltvertragliches organisches Ammoniumion wie tertiares 
45 Ci-C 4 -Alkylammonium oder Ammoniumion sein kann, wie beispiels 

weise ONa, OK oder OLi, 
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10 



25- 





10 

b) ein verzweigter oder unverzweigter , * gegebenenf alls mit 

Halogen substituierter Ci-C 8 -Alkoxyrest , wie beispielsweise 
Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 1 -Methyl ethoxy, Butoxy, 1-Methyl- 
propoxy, 2-Methylpropoxy, 1, 1 -Dimethyl ethoxy, insbesondere 
Methoxy, Ethoxy, 1 -Methyl ethoxy, Pentoxy, Hexoxy, Heptoxy, 
Octoxy, Dif luormethoxy, Trif luormethoxy , Chlordif luormethoxy , 

1- Fluor ethoxy, 2-Fluorethoxy , 2 , 2-Dif luorethoxy , 
1,1, 2, 2-Tetraf luorethoxy, 2,2, 2 -Trif luorethoxy , 

2- Chlor-l, 1, 2-trif luorethoxy oder Pentaf luorethoxy 



c) . ein verzweigter oder unverzweigter, gegebenenf alls mit 

Halogen substituierten d-C 4 -Alkylthiorest wie Methyl thio, 
Ethyl thio, Propyl thio, 1-Methylethylthio , Butyl thio, 
1-Methylpropylthio, 2-Methylpropylthio oder 1 , 1-Dimethyl- 
15 ethyl thiorest 

d) ein gegebenenf alls substituierter -O-Alkylarylrest , wie 

20 e) Ri ferner ein Rest - (0) m -N(Rl8) (R 19 ) , 

in dem m fur 0 oder 1 steht und R 18 und R 19 , die gleich oder 
unterschiedlich sein konnen, die folgende Bedeutung haben: 



Wasserstof f , 



Ci-C 8 -Alkyl, wie beispielsweise Methyl, Ethyl, Propyl, 

1- Methylethyl , Butyl , 1-Methylpropyl , 2 -Methylpropyl , 

1 . 1- Dimethylethyl , Pentyl , 1-Methylbutyl , 2-Methylbutyl , 

1 . 2- Dimethylpropyl , 1 , 1-Dimethylpropyl , 2 , 2-Dimethylpropyl , 
30 1-Ethylpropyl, Hexyl , 1-Methylpentyl , 1 , 2-Dimethylbutyl , 

1. 3- Dimethylbutyl, 2 , 3-Dimethylbutyl , 1 , 1-Dimethylbutyl , 

2, 2-Dimethylbutyl, 3 , 3-Dimethylbutyl , 1 , 1 , 2-Trimethylpropyl , 
1,2,2 -Tr iitiethylpropyl .. I -3thylbutyl , 2 -Ethyl-butyl , Heptyl 
)dar OkcyL, 

35 

C 3 -C 6 -Alkenyl wie beispielsweise 2-Propenyl, 2-Butenyl, 

3- Butenyl , l-Methyl-2-propenyl , 2-Methyl-2-propenyl , 

2- Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, l-Methyl-2-butenyl , 
2-Methyl-2-butenyl, 3-Methyl-2-butenyl , l-Methyl-3-butenyl , 

40 2-Methyl-3-butenyl, 3-Methyl-3-butenyl , 1, l-Dimethyl-2- 

propenyl, L , 2 -Qimechyi -2 -propeayl, L -3thyL -1 -propenyl, 
2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, l-Methyl-2- 
pentenyl , 2-Methyl-2-pentenyl , 3-Methyl-2-pentenyl , 4-Methyl- 

2- pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl , 4-Methyl-3-pentenyl , 

45 l-Methyl-4-pentenyl , 2-Methyl-4-pentenyl , 3-Methyl-4-entenyl , 

4- Methyl-4-pentenyl , 1 , l-Dimethyl-2-butenyl , 1 , 1-Dimethyl- 

3- butenyl, 1 , 2-Dimethyl-2-butenyl , 1 , 2-Dimethyl-3-butenyl , 
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1, 3-Dimethyl-2-butenyl, 1, 3-Dimethyl-3-butSnyl, 2 , 2-Dimethyl- 
3-butenyl, 2 , 3-Dimethyl-2-butenyl , 2 , 3-Dimethyl-3-butenyl , 

1- Ethyl-2-butenyl, l-Ethyl-3-butenyl , 2-Ethyl-2-butenyl , 

2- Ethyl-3-butenyl, 1 , 1 , 2-Trimethyl-2-propenyl , 1-Ethyl-l- 
5 methyl- 2 -propenyl und l-Ethyl-2 -methyl -2 -propenyl , ins- 

besondere 2-Propenyl, 2-Butenyl, 3-Methyl-2-butenyl und 

3 - Me t hy 1 - 2 -pen t eny 1 , 

C 3 -c 6 -Alkinyl wie beispielsweise 2-Propinyl, 2-Butinyl, 
10 3-Butinyl, 1-Me thy 1-2 -prop inyl , 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 

4- Pentinyl , l-Methyl-3-butinyl , 2-Methyl-3-butinyl , 1-Methyl- 
2-butinyl, 1 , l-Dimethyl-2-propinyl , l-Ethyl-2-propinyl , 

2- Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 1 -Me thy 1-2- 
pentinyl , l-Methyl-2-pentinyl , l-Methyl-3 -pent inyl , 1 -Methyl - 

15 4-pentinyl , 2 -Methyl -3 -pent inyl , 2-Methyl-4-pentinyl , 

3- Methyl-4-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl , 1, l-Dimethyl-2- 
butinyl , 1 , l-Dimethyl-3-but inyl , 1 , 2-Dimethyl-3-but inyl , 

: , _ - j L.lv - ■ i *"JU:':.l/^ - - < ZSiy - - ' - --'i-/ - ■ . ■ i --1/ - • s ■ - - 

2-Ethyl-3-butinyl und l-Ethyl-l-methyl-2-propinyl , vorzugs- 
20 weise 2-Propinyl, 2-Butinyl, l-Methyl-2-propinyl und 

l-Methyl-2-butinyl, insbesondere 2-Propinyl, 



C 3 -C 8 -Cycloalkyl, wie beispielsweise Cyclopropyl, Cyclobutyl, 

Cyclopentyl , C yclohexvl und Cvcloheptyl, Cyclooctyl, wobei 

25— tt diese^a-ky^l-r^^yca-o^ kylT/ ; Alken yl-, un d^l^nyLg ruppen t 

jeweils substituiert sein konnen, 

Phenyl, gegebenenf alls ein- oder mehrfach, z.B. ein- 
bis dreifach substituiert durch Halogen, Nitro, Cyano, 

30 Ci-C 4 -Alkyl, C 1 -C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy , Ci-C 4 -Halogen- 

alkoxy oder Ci-C 4 -Alkylthio wie beispielsweise 2-Fluorphenyl , 
3-Chl.orphenyl, 4-Bromphenyl , 2-Methylphenyl , 3-Nitrophenyl , 
i -Cyanoo hanv I , - -T r 1 f luo riae t hy I oh any 1 , 1 -Me t hoxypha ny 1 * 
. ..1-Trif lupr.acIxQxyphanyi, 2 -Methyl thiophanyi,, I , X -Oichlor : 

35 phenyl, 2 -Me thoxy^S ^-metfiylpheny 1 , 27~4 -Dlmellioxypheny 1 , 

2-Nitro-5-cyanophenyl, 2, 6-Dif luorphenyl 

— .-oder. R 18 und— R 19 -.bilden— gemeinsam eine^u-einem^Glus-- . 

geschlossene, gegebenenf alls subs tituierte , z.B. durch 

40 Ci-C 4 -Alkyl substituierte C 4 -C 7 -Alkylenkette , . die. ein_He.te.ro- 

icom, iusgawahic ius der Jruppa Jauerscoff, jchwefaL ^der 
Stickstoff, enthalten kann wie beispielsweise -(CH 2 ) 4 -, 
-(CH 2 ) 5 -* -(CH 2 ) 6 -, -(CH 2 ) 7 -, -(CH 2 ) 2 -0-(CH 2 ) 2 -, -CH 2 -S- (CH 2 ) 3 - , 
-(CH 2 ) 2 -0-(CH 2 ) 3 -, -NH-(CH 2 ) 3 -, -CH 2 -NH- ( CH 2 ) 2 - , 

45 -CH 2 -CH=CH-CH 2 -, -CH=CH- (CH 2 ) 3 - , -CO- ( CH 2 ) 2 -C0- oder 

-CO-(CH 2 ) 3 -CO-. 
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Bevorzugte Reste T sind -COOH, -CO-O-Ci-Cs-Alkyl oder *-CO-0- 
Benzyl . 

Unter einem verzweigten oder unverzweigten Ci-Cs-Alkylrest wird 
5 unter R 21 in Strukturelement L beispielsweise Methyl, Ethyl, 
Propyl, 1 -Methyl ethyl, Butyl, 1-Methylpropyl,. 2-Methylpropyl , 
1, 1 -Dimethyl ethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl , 2-Methylbutyl, 1,2-Di- 
methylpropyl , 1 , 1-Dimethylpropyl , 2 , 2-Dimethylpropyl , 1-Ethyl- 
propyl, Hexyl, 1-Methylpentyl , 1 , 2-Dimethylbutyl , 1 , 3-Dimethyl- 
10 butyl, 2,3-Dimethylbutyl, 1 , 1-Dimethylbutyl , 2 , 2-Dimethylbutyl , 
3 , 3 -Dimethylbutyl , 1,1, 2-Trimethylpropyl , 1,2, 2-Trimethylpropyl , 
1-Ethylbutyl , 2-Ethylbutyl oder l-Ethyl-2-methylpropyl , bevorzugt 
Methyl, Ethyl, Propyl, Butyl oder i-Butyl verstanden. 

15 Unter einem verzweigten oder unverzweigten C 3 -C6-Cycloalkylrest 
wird unter R 21 in Strukturelement L beispielsweise Cyclopropyl, 

Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl verstanden 

Unter einem verzweigten oder unverzweigten Ci-C 4 -Alkyl-C 3 -C6- 
20 Cycloalkylrest wird unter R 21 in Strukturelement L ein vor- 

stehend erwahnter C 3 -C 6 -Cycloalkylrest verstanden, der an einen 
Ci-C 4 -Alkylrest substituiert ist. 

Di e C-i=C 6 ^Al ky^ res.t.e. / _C 3 ^C 6 -Cy.caaal kylr.e sjt^^ 

25~ C3-C 6 -eyclnDal-kylres^ 

schiedlichen Res ten, ausgewahlt aus der Gruppe Halogen, Aryl 
oder Heteroaryl substituiert sein. 

Unter einem C 5 -Ci 2 -Bicycloalkylrest werden fur R 21 beispielsweise 
30 Indanyl, Norbornyl oder Camphyl, unter einem C 6 -Ci 8 -Tricycloalkyl- 
rest beispielsweise Adamantyl. verstanden. 

unbar .3 in em :ni- bis :u irei -jlsichen oder verschiedanen Rest en 
jubscicuiercen Aryl-, Aikyiaryl - , AlkyLheceroarylres t .)dar 3- d!s 

35 6 gliedrigen gesattigten, ungesattigten oder aromatischen Hetero- 
cyclus, der bis zu drei verschiedene oder gleiche Heteroatome 
0, N, S enthalten kann und zwei Reste zusammen einen anelierten, 
gesattigten, ungesattigten oder aromatischen Carbocyclus oder 
Heterocyclus, der bis zu drei verschiedene oder gleiche Hetero- 

40 atome O, N, S enthalten kann, darstellen konnen und der Cyclus 
gegebeaenfalxs .subs cieuierc oder in dies em Cyclus i in weicerer, 
gegebenenfalls substituierter , gesattigter, ungesattigter oder 
aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann, werden fur R 21 in 
Strukturelement L beispielsweise 

45 

Arylreste, wie beispielsweise Phenyl, 1-Naphthyl oder 2-Naphthyl, 
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Alkylarylreste, wie beispielsweise Benzyl o'der Homob'enzyl 

Alkylheteroarylreste, wie beispielsweise -CH 2 -2-Pyridyl , 
_ CH2 _3_Pyridyl, -CH 2 -4-Pyridyl , -CH 2 -2-Thienyl , -CH 2 -3-Thienyl , 
5 -CH 2 -2-Thiazolyl, -CH 2 -4-Thiazolyl , CH 2 -5-Thiazolyl , 

-CH 2 -CH 2 -2-Pyridyl, -CH 2 -CH 2 -3-Pyridyl , -CH 2 -CH 2 -4-Pyridyl, 
-CH 2 -CH 2 -2-Thienyl, -CH 2 -CH 2 -3-Thienyl , -CH 2 -CH 2 -2-Thiazolyl , 
-CH 2 -CH 2 -4-Thiazolyl, Oder -CH 2 -CH 2 - 5-Thiazolyl, vorzugsweise 
-CH 2 -2-Pyridyl, -CH 2 -2-Thienyl , Oder -CH 2 -2-Thiazolyl oder 

10 

Heteroarylreste, wie beispielsweise 2-Pyridyl, 3-Pyridyl, 
4-Pyridyl, 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 2-Thienyl, 

3- Thienyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-0xazolyl, 

4- Oxazolyl, 5-0xazolyl, 2-Pyrimidyl, 4-Pyrimidyl , 5-Pyrimidyl, 
15 6-Pyrimidyl, 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 3-Iso- 

thiazolyl, 4-Isothiazolyl , 5-Isothiazolyl , 2-Imidazolyl, 
i-Tmidazolyl • S - tmldazolvl . 3 -Pyridazinyl . 4 -Pyridazinyl , 
,-?yrLddzi:iy- jcter i - . J yr ida i Lay L , s/orzugsweiia i-?yridyl, 
3-Pyridyl, 4-Pyridyl, 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-Thienyl, 
20 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl oder 5-Thiazolyl verstanden, 

wobei die Arylreste, Alkylarylreste, Alkylheteroarylreste und 
Heteroarylreste mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen 
Resten, beispielsweise ausgewahlt aus der nachf olgenden Gruppe 
25 substituiert sein konnen: 

-N0 2 , -NH 2 , -OH, -CN, -C00H, -C00-C 1 -C 4 -Alkyl , Halogen, einen 
verzweigten oder unverzweigten, gegebenenf alls substituierten 
d-Ci-Alkyl-, C 3 -C 6 -Cycloalkyl-, C 1 -C 4 -Alkoxy-, C 1 -C 4 -Thioalkyl- , 

30 -0-CH 2 -COO-Ci-C 4 -Alkyl, -NH-CO-C x -C 4 -Alkyl , -CO-NH-Ci-C 4 -Alkyl , 
-NH-S0 2 -Ci-C 4 -Alkyl, -S0 2 -NH-Ci-C 4 -Alkyl , -N (Ci-C 4 -Alkyl) 2 , - 
NH-Ci-C 4 -Alkyl- , oder -S0 2 -C x -C 4 -Alkylrest , einen gegebenfalls 
.subscicuiar--2n -MH-C0- Phenyl.,. - ZD -NH- Phenyl , -MK - 30 2 -Phenyl, 
-30 2 -NH- Phenyl, -NH-C0-3enzyl , -CO-NH-Benzyl , -NH-30 2 -Benzyl , 

35 -S0 2 -NH-Benzyl, einen gegebenfalls substituierten Rest -S0 2 -NTiT2 
oder -C0-NT1T2 wobei die beiden Reste T* und T2 ein cyclisches 
Amin bilden konnen, oder einen 3 bis 6 gliedrigen, gegebenenf all 
substituierten, gesattigten, ungesattigten oder aromatischen 
Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei verschiedene oder 

40 gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann, oder zwei Reste 
zusammen einen aneliercen, gesattigten, ungesattigcen oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus, der bis zu drei 
verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann 
darstellen und der Cyclus gegebenenf alls substituiert oder an 

45 diesem Cyclus ein weiterer, gegebenenf alls substituierter Cyclus 
ankondensiert sein kann. 
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Bevorzugte Substituenten der Arylrester Alkylarylreste; Alkyl- 
heteroarylreste unci Heteroarylreste fur R 21 sind Ci-C 4 -Alkyl, 
C 3 -C 6 -Cycloalkyl, -C00H, -COOMe, -CF 3 , -CN, Ci-C 4 -Alkoxy- , -SCH 3 , 
-0-CH 2 -COOH, Phenyl, -S0 2 CH 3 , -N0 2 , -OH, -NH 2 , -N-Pyrrolidinyl , 
5 -N-Piperidinyl, -N-Morpholinyl , -N-Piperazinyl , -NH-Ci-C4-Alkyl , 
-N(Ci-C4-Alkyl) 2 , F, CI, Br oder I. 

Bevorzugte Substituenten der Arylreste, Alkylarylreste, Alkyl- 
heteroarylreste und Heteroarylreste fur R 21 , bei denen zwei 

10 Reste zusammen einen anelierten, gesattigten, ungesattigten oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei 
verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann 
darstellen und der Cyclus gegebenenf alls substituiert oder an 
diesem Cyclus ein weiterer, gegebenenf alls substituierter Cyclus 

15 ankondensiert sein kann, sind folgende, zweifach gebundene 
Strukturelemente : 



20 




. N 
25. 

Unter einem verzweigten oder unverzweigten Ci-Cs-Alkylrest werden 
fur R 22 im Strukturelement L beispielsweise die vorstehend fur R 21 
erwahnten Ci-C6~Alkylreste vorzugsweise 1 , 1-Dimethylethyl ver- 
standen. - - - 



30 



35 



Arylreste fiir R 22 im Strukturelement L sind beispielsweise Phenyl, 
1-Naphthyl oder 2-Naphthyl, vorzugsweise Phenyl; Alkylarylreste 

.fur A 22 \a\ at ruk -ur e 1 amsat L sind vorzugsweise 3eazyl oder Homo •- 
oenzyl . 

Als Substituenten der Ci-C6-Alkylrest , Arylreste oder Alkylaryl- 
reste fur R 22 im Strukturelement L kommen die vorstehend fiir die 
Arylreste , Alkylarylreste "Alkyrheteroarylres'te-und-Heteroa-ryl-- 
reste von R 21 erwahnten Substituenten in Frage . - — - 



40 



3ei rlesc R* im Jcrukcurelemenc L kann der index b 0, i, 1 oder j, 
vorzugsweise 0, 1, oder 2 und der Index c 0 oder 1 bedeuten. Der 
Rest X stellt einen zweifach gebundenen Rest ausgewahlt aus der 
Gruppe -S0 2 -, -S- , -0- , -CO-, -NH-S0 2 -, -0-CO- , -CO-O- , -NH-CO-, 
45 -CO-NH-, -C0-N(R 31 )-, -N(R 31 )-C0-, -S0 2 -NH-, -S0 2 -N(R 31 )- oder 
-N(R 31 ) -S0 2 - dar. Im Fall von zweifach mit R 31 subs tituierten 
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Resten konnen dl^die beiden Reste R 31 gleich^Ber verschieden 
sein . 

Unter einem verzweigten oder unverzweigten Ci-C 6 -Alkylrest wird 
5 unter R 31 in Strukturelement L beispielsweise Methyl, Ethyl, 
Propyl, 1 -Methyl ethyl, Butyl, 1-Methylpropyl , 2-Methylpropyl , 
1 , 1 -Dimethyl ethyl , Pentyl , 1-Methylbutyl , 2-Methylbutyl , 1 , 2 -Di- 
me thy lpropyl , 1, 1-Dimethylpropyl, 2, 2 -Dime thy lpropyl, 1-Ethyl- 
propyl, Hexyl, 1-Methylpentyl , 1 , 2-Dimethylbutyl , 1 , 3-Dimethyl- 
10 butyl, 2, 3-Dimethylbutyl, 1 , 1-Dimethylbutyl , 2 , 2-Dimethylbutyl , 
3 , 3-Dimethylbutyl , 1,1, 2 -Trime thy lpropyl , 1,2, 2-Trimethylpropyl , 
1-Ethylbutyl, 2-Ethylbutyl oder l-Ethyl-2-methylpropyl , bevorzugt 
Methyl, Ethyl, Propyl, Butyl, iso-Propyl, sec-Butyl und tert- 
Butyl verstanden. 

15 

Unter einem verzweigten oder unverzweigten Ci-C 4 -Alkoxyrest wird 

unter R 31 In strukturelement L beispielsweise Methoxy. Ethoxy, 
.-ropoxy, .-Ma:ayL-caoxy, iucoxy, i -Mecny i.pr Jpoxy , i -MecayLpr jpoxy 
•oder 1, 1-Dimethylethoxy, insbesondere Methoxy, Ethoxy oder 
20 1 -Methyl ethoxy verstanden. 

-O-Alkylaryl- oder -O-Arylreste sind beispielsweise -O-Phenyl, 
-0-1-Naphthyl, -0-2-Naphthyl oder -O-Benzyl. 



25~Die Ci-C^Al]cyl^r^ 

konnen mit bis zu funf gleichen oder unterschiedlichen Resten, 
ausgewahlt aus der Gruppe Halogen, Aryl oder Heteroaryl substi- 
tuiert sein. 

30 Unter substituierten -O-Alkylaryl- oder -O-Arylresten werden bei- 
spielsweise die vorstehend erwahnten -O-Alkylaryl- oder -O-Aryl- 
- reste verstanden, wobei der Arylteil mit bis zu drei gleichen 

)dar verschiadansn Re scan iusgewahl" ius ier :o L ^enden. Gruppe 
subscicuierc sein kann^ ^ 

35 

-N0 2 , -NH 2f -OH, -CN, -C00H, -C00-Ci-C 4 -Alkyl , Halogen, einen 
verzweigten oder unverzweigten, gegebenenf alls substituierten 
Ci-C 4 -Alkyl-, C 3 -C 5 -Cycl6alkyl-7 Ci-C 4 -Alkbxy-,- Ci-C 4 -Thioalkyl- , 
-0-CH 2 -COO-Ci-C 4 -Alkyl, -NH-CO-Ci-C 4 -Alkyl , — eO-NH-Ci-C 4 -Alkyl , 

40 -NH-SO ? -C t -C 4 -Alkyl, -SO ? -NH-C t -C 4 -Alkyl , -N (Cf-C 4 -Alkyl ) 2 , - 
NH-Ci-C 4 -Alkyl- # oder - 30 2 -C1-C4 -Aikyires c , a men gegeoenfails 
substituierten -NH-CO-Phenyl , -CO-NH- Phenyl , -NH- S0 2 - Phenyl , 
-S0 2 -NH- Phenyl , -NH-CO-Benzyl , -CO-NH-Benzyl , -NH-S0 2 -Benzyl , 
-S0 2 -NH-Benzyl, einen gegebenfalls substituierten Rest -S0 2 -NT lr T 2 

45 oder -C0-NT lr T 2 wobei die beiden Reste T 1 und T 2 ein cyclisches 

Amin bilden konnen, oder einen 3 bis 6 gliedrigen, gegebenenf alls 
substituierten, gesattigten, ungesattigten oder aromatischen 
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Carbocyclus oder Heterocyclus ;■ der bis zu drei verschiedene~ oder 
gleiche Heteroatome O, N, S enthalten kann, oder zwei Reste 
zusammen einen anelierten, gesattigten, ungesattigten oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus, der bis zu drei 
5 verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann 
darstellen und der Cyclus gegebenenf alls substituiert oder an 
diesem Cyclus ein weiterer, gegebenenf alls substituierter Cyclus 
ankondensiert sein kann. 

10 Unter einem primar oder gegebenenf alls sekundar oder tertiar 

substituierten Aminorest wird unter R 31 in Strukturelement L ein 
primarer Aminorest -NH 2 , ein sekundarer Aminorest -NH(R 311 ) oder 
ein tertiarer Aminorest -N(R 311 ) (R 312 ) verstanden, wobei 

15 R 311 und R 312 unabhangig voneinander Ci-C4-Alkyl oder C3-Ce-Cyclo- 
alkyl, wie vorstehend erwahnt, gegebenenf alls substituiertes 

Aryl , vorzugsweise Phenyl, Alkylaryl, vorzugsweise Benzyl, 

-CO- Phenyl sein konnen. 

20 

Fur den Fall c = 1 und X = CO ergeben sich die entsprechenden 
Amidreste-. - . ^ 

Cyc 1 ische_terX.iar.e_Amid^oder„AminQr.esJt.e_e.rLg.ebe.n_ _ 

2 53-F a 1 1 , da&— R 31 e i nen^deosTTnfitelirs-trehendHDes c hr iebe^nenr-Hefee^foeyeieRr- 
darstellt der uber den Ringstickstof f an X = CO bzw. direkt 
gebunden ist. Bevorzugte Amidreste -X-R 31 sind beispielsweise 

" 



Jnc.a.r, ainam. jegebsnanf alls mic -C4 -Alkyl :dar Aryl" iubstituier- 
35 ten C 2 -C 6 -Alkinyl- oder C 2 -C 6 -Alkenylrest , werden unter R S1 in 
Strukturelement L beispielsweise C 2 -Cs-Alkinylreste , wie bei- 
spielsweise Ethinyl, 2-Propinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 1 -Methyl - 

2 -propinyl— 2 -Pentinyl-— 3'—Pent inyl- - 4~="Pentd-nyl- — 1— Methyl— 3— 

butinyl, 2-Methyl-3-butinyl , l-Methyl-2 -butinyl , 1 , l-Dimethyl-2- 
40 propinyl, l-Ethyl-2-propinyl , 2-Hexinyl, 3-Hexinyl , - 4-Hexinyl , - - - 
S-Hexinyl, 1 -Mechyi -2 -pencinyl , 1 -Methyl -2 -pencxnyl, 1 -Methyl -J - 
pentinyl, l-Methyl-4-pentinyl , 2 -Methyl-3 -pentinyl , 2-Methyl-4- 
pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl , 4-Methyl-2-pentinyl , 1, 1-Dimethyl- 
2 -butinyl, 1, l-Dimethyl-3-butinyl , 1, 2-Dimethyl-3 -butinyl , 
45 2 , 2-Dimethyl-3-butinyl, l-Ethyl-2-butinyl , l-Ethyl-3-butinyl , 

2-Ethyl-3-butinyl oder l-Ethyl-l-methyl-2-propinyl , vorzugsweise 
2 -Propinyl oder Ethinyl 
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Oder C 2 -C 6 -Alkenylrest / wie beispielsweise Vinyl, 2-Propenyl, 
2-Butenyl , 3-Butenyl , l-Methyl-2-propenyl , 2-Methyl-2-propenyl , 
2-Pentenyl, 3-Pentenyl, 4-Pentenyl, l-Methyl-2-butenyl , 2 -Methyl - 

2- butenyl , 3-Methyl-2-butenyl , l-Methyl-3-butenyl , 2-Methyl-3- 
5 butenyl, 3 -Methyl-3 -butenyl , 1 , l-Dimethyl-2-propenyl , 1,2-Di- 

methyl-2-propenyl , l-Ethyl-2-propenyl , 2-Hexenyl , 3-Hexenyl , 
4_Hexenyl , 5-Hexenyl , l-Methyl-2-pentenyl , 2-Methyl-2-pentenyl , 

3- Methyl-2-pentenyl , 4-Methyl-2-pentenyl , 3-Methyl-3-pentenyl , 

4 - Methyl-3 -pentenyl, 1-Me thy 1-4 -pentenyl , 2 -Methyl -4-pentenyl , 

10 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4-pentenyl , 1, l-Dimethyl-2-butenyl, 
1, l-Dimethyl-3 -butenyl, 1 , 2-Dimethyl-2-butenyl , 1, 2-Dimethyl-3- 
butenyl, 1 , 3-Dimethyl-2-butenyl , 1 , 3 -Dimethyl-3 -butenyl , 2,2-Di- 
me thy 1-3 -butenyl, 2 , 3-Dimethyl-2-butenyl , 2 , 3 -Dimethyl-3 -butenyl , 

1- Ethyl-2-butenyl , l-Ethyl-3-butenyl , 2-Ethyl-2-butenyl , 2-Ethyl- 
15 3-butenyl, 1 , 1 , 2-Trimethyl-2-propenyl , l-Ethyl-l-methyl-2- 

propenyl oder l-Ethyl-2-methyl-2-propenyl , insbesondere 

2- Propenyl oder Vinyl 

verstanden, die mit gegebenenf alls substituierten Ci-C4-Alkyl- 
20 res ten, oder Arylresten wie vorstehend erwahnt, vorzugsweise. * 
Phenyl, substituiert sein konnen, wie vorzugsweise Phenylethinyl 
oder Phenylethenyl . — — ~ ~— — — - — 

Unter einem j: 5 -j£i2TBicyclof l^ylr-est_werd_f n f ^r_^]2^^\^X^Xs^isB 
25r Indanyl, Nprbornyl oder -Camphyl , unter einem Ce-Cis-Tricycloalkyl- 
rest beispielsweise Adamantyl verstanden. 

Unter einem mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen Resten 
substituierten, 3-6 gliedrigen, gesattigten oder ungesattigten 

30 Heterocyclus, der bis zu drei verschiedene oder gleiche Hetero- 
atome 0, N, S enthalten kann, C 3 -C 8 -Cycloalkyl- , Aryl- oder 
_ Heteroarylrest , wobei zwei Reste zusammen einen anelierten, 
gesattigten, ungesattigten :>der iromatischen Cirbocyclus oder 
Hecar ocyclus , ler bi_3 z:u _,drai var3chied§n^.Ddar jUicha^Hacero- 

35 atome O, N, S enthalten kann, darstellen konnen und~~der ~Cyclus~~ 
gegebenenf alls substituiert oder an diesem Cyclus ein weiterer, 
gegebenenf alls substituierter , gesattigter, ungesattigter oder 
aromatischer Cyclus ankondensiert-^sei-n kann,^werden.--f tir— R 31 ^in _ 
Strukturelement L beispielsweise 

40 - - - 

5- oio 5 gii^drige, jasa:cigc3 odar ungesatcxgcan Hece rocyclen, 
die bis zu drei verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S 
enthalten konnen wie N-Pyrrolidinyl , N-Piperidinyl , N-Hexahydro- 
azepinyl, N-Morpholinyl oder N-Piperazinyl , wobei bei Hetero- 

45 cyclen die freie Aminprotonen tragen, wie beispielsweise 

N-Piperazinyl die freien Aminprotonen durch gangige Aminschutz- 
gruppen, wie beispielsweise Methyl, Benzyl, Boc ( tert . -Butoxy- 
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carbonyl) , Z { Benzyl oxycarbonyl ) , Tosyl, -S0 2 -Ci-C4-Alkyl , 
-S0 2 -Phenyl oder -S0 2 -Benzyl ersetzt sein konnen, 

C3-C8-Cycloalkylreste, wie vorstehend fur R 21 beschrieben, 

5 

Arylreste, wie beispielsweise Phenyl, 1-Naphthyl oder 2-Naphthyl 
oder 

Heteroarylreste , wie beispielsweise 2-Pyridyl, 3-Pyridyl, 
10 4-Pyridyl, 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 2-Thienyl, 

3- Thienyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-Oxazolyl, 

4- 0xazolyl, 5-Oxazolyl, 2-Pyrimidyl, 4-Pyrimidyl, 5-Pyrimidyl , 
6-Pyrimidyl , 3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 3-Iso- 
thiazolyl , 4-Isothiazolyl , 5-Isothiazolyl , 2-Imidazolyl , 

15 4-Imidazolyl , 5-Imidazolyl , 3-Pyridazinyl , 4-Pyridazinyl , 

5- Pyridazinyl oder 6-Pyridazinyl , vorzugsweise 2-Pyridyl, 
3-Pyridvl . 1 — pvr idyl . ? - Furvl . 1 -Fury 1 . 1 -Thienvl . 1 -Thienvl • 
I - i?aidzoi/ l , = - [\il±zd Ly i jdar vers Cdaaea , 

20 wobei die Heterocyclen- , C3-C8*-Cycloalkyl- , Aryl- und Heteroaryl- 
reste gegebenenf alls mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen 
Resten 7 beispielsweise ausgewahlt aus -der-naehf olgenden Gruppe, 
substituiert sein konnen: 



25--N0 2f -NH 2 ,--OH, -CN, -~C00H r -COO-Ci-Cj-Alkyl r Ha1Log^^inen~ 
verzweigten oder unverzweigten, gegebenenf alls substituierten 
Ci-C4-Alkyl-, C3-C6-Cycloalkyl- , Ci-C4-Alkoxy- , Ci-C4-Thioalkyl- , 
-0-CH 2 -COO-Ci-C 4 -Alkyl , -NH-CO-Ci-C 4 -Alkyl , -CO-NH-Ci-C 4 -Alkyl , 
-NH-S0 2 -Ci-C 4 -AlkyL, -S0 2 -NH-Ci-C 4 -Alkyl , -N (Ci-C 4 -Alkyl ) 2 , 

30 -NH-Ci-C4-Alkyl- , oder -S0 2 -Ci_4-Alkylrest , einen gegebenfalls 
substituierten -NH- CO -Phenyl , - CO ~NH- Phenyl , -NH -S0 2 - Phenyl , 
- - SO2-NH- Phenyl , -NH-CO-Benzyl , -CO-NH-Benzyl , -NH-S0 2 -Benzyl , 

-302 -NH - Benzyl , -.1 iaan.-qagebenfa.ll 3. --subs t i cuiarc an- Rase -0O1 -iNjT-T 2 
oder- -COTNT. 1 T 2 # :dWLO.bei-..dia beiden Rasna T 1 und T 2 ain cyclisches 

35 Amin bilden konnen, oder einen 3 bis 6 gliedrigen, gegebenenf alls 
substituierten, gesattigten, ungesattigten oder aromat ischen 
Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei verschiedene 
oder gleiche Heteroatome 0', "N, S enthalteri*~karih,~ oder "zwei" " 
Reste zusammen einen anelierten, gesattigten, ungesattigten 

40 oder aromat ischen Carbocyclus oder Heterocyclus, der bis zu 

drex verschiedene oder gleiche Heceroacome 0, N, J enchalcen kann 
darstellen und der Cyclus gegebenenf alls substituiert oder an 
diesem Cyclus ein weiterer, gegebenenf alls substituierter Cyclus 
ankondensiert sein kann. 



45 
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Bevorzugte Substituenten der Heterocyclen- , C3-C 8 -Cycloalkyl- , 
Aryl- und Heteroarylreste fur R 31 sind Ci-C 4 -Alkyl-, -C00H, 
-COOMe, -CF 3 , -CN, Ci-C 4 -Alkoxy- , -SCH 3 , -0-CH 2 -C00H, -Phenyl, 
-S02CH3, -NO2, -OH, -NH2, -N-Pyrrolidinyl-, -N-Piperidinyl, 
5 -N-Morpholinyl, -N-Piperazinyl , -NH-Cx-C^Alkyl , -N ( C1-C4— Alkyl ) 2 , 
F, CI, Br oder I. 

Bevorzugte Substituenten der Heterocyclen-, C3-Cs-Cycloalkyl- , 
Aryl- und Heteroarylreste fur R 31 , bei denen zwei Reste zusammen 

10 einen anelierten, gesattigten, ungesattigten oder aromatischen 
Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei verschiedene oder 
gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann darstellen und_der 
Cyclus gegebenenf alls substituiert oder an diesem Cyclus ein 
weiterer, gegebenenf alls substituierter Cyclus ankondensiert 

15 sein kann, sind folgende, zweifach gebundene Strukturelemente : 



r./ ^ iJ 




Beispiele fur die sich ergebenden kondensierten Cyclussysteme 
fur R 31 sind beispielsweise die entsprechenden Dioxolanyle, 
Benzopyrrolyle, Benzofuryle, Benzothienyle oder Fluorenyle. 

30 Unter einem verzweigten oder unverzweigten, gegebenenf alls 

substituierten Ci-C4-Alkylrest werden fur R 4 in Strukturelement L 
beispielsweise .Methyl Ethyl, Propyl, i - Propyl Butyl , t- Butyl 

j>dar L -Butyl, ^orzugswsisa Mechyl 7er3tanden. _ 

35 Unter einem verzweigten oder unverzweigten, gegebenenf alls 

substituierten C 3 -C 6 -Cycloalkylrest werden fur R 4 in Struktur- 
element L die vorstehend fur R 21 erwahnten, gegebenfalls mit bis 
zu 5 Res ten wie Halogen oder Aryl substituierten Reste, vorzugs- 
weise Cyclohexyl, Cyclopentyl oder Cyclopropyl verstanden.- - 

40 - _ 

uncar C3 -Co -Aikenyl - oder Cj -C5 -Aikinylrascen warden fur R 4 in 
Strukturelement L die vorstehend fur R 18 oder R 19 erwahnten Reste, 
vorzugsweise Allyl oder Propargyl verstanden. 



45 
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Besonders bevorzugte Reste fur R 4 sind Wasserstoff , Methyl, 
Cyclopropyl, Allyl oder Propargyl, ganz besonders bevorzugt ist 
Wasserstoff . 

5 Bei bevorzugten Strukturelementen L ist a = 1, so daS eine 

P-AminosSure die bevorzugte Grundstruktur des Strukturelements L 
darstellt. Bei besonders bevorzugten Strukturelementen L ist ent- 
weder der Rest R 2 = Wasserstoff und der Rest R 3 breit variabel, 
wie vorstehend beschrieben, oder der Rest R 3 = Wasserstoff und der 
10 Rest R 2 breit variabel, wie vorstehend beschrieben. Ganz besonders 
bevorzugt sind Strukturelemente L fur die R 2 = H und R 3 breit 
variabel, wie vorstehend beschrieben, oder R 3 = H und R 2 = -NHZ , 
-NH-S0 2 - Phenyl oder -NH-S0 2 -Benzyl ist, wobei Z die Schutzgruppe 
Benzoxycarbonyl darstellt. 

15 

In Strukturelement G der Formel I G wird unter R 5 Wasserstoff und 

unabhanqig von R 31 in Strukturelement L. die gleichen Reste wie 
voc3 c ahead z : lc A * - jescnridoea jder -3 ma weicer^ Je i c eak.ac ~en 
einer naturlichen Aminosaure verstanden. Bevorzugte Reste R 5 
20 sind Wasserstoff, Methyl, Ethinyl oder mit Methyl substituiertes 
Ethinyl, besonders bevorzugt ist Wasserstoff. 

Unter R 6 werden unabhangig von R 4 die gleichen Reste wie vor- 
stehend far- R- 4 - beschr i-eben-vers tanden-r-ievor-z-ugt e Rest-e-R^-s-ind— 

2 5r wa-ffsrers t o f f~i MfeThyl'/^AMrynr; Propargyl : ~~©de"r TT1 Cye ioprvpy Iv^bes-arrd^rs— 
bevorzugt ist Wasserstoff. 

In Strukturelement E der Formel I E wird unter Q ein zweifach 
gebundener, gegebenenf alls mit bis zu drei weiteren Resten sub- 

30 stituierter Heteroarylrest verstanden, wobei gegebenenf alls zwei 
Reste zusammen einen gesattigten, ungesattigten oder aromatischen 

Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei verschiedene oder 

^lai^'ae He c eroa; ome D . -\[ , j snchaican kann , lar 3te L lan konnan 
und der Cyclus gegebenenf alls subscituiart oder an diesem Cyclus 

35 ein weiterer, gegebenenf alls substituierter , gesattigter, unge- 
sattigter oder aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann. 

Unter einerff Heteroarylrest "wird-" vorzugswetse eih ~5 -~ o"der~"~' 
6 gliedriger, aromatischer Heterocyclus der bis zu drei ver- 

40 schiedene oder gleiche Heteroatome O, N, S enthalten kann, ver- 
icanden, wobei bei Hecerocyclen die irexe Aminproconen cragen, 
wie beispielsweise Imidazolyl, Triazolyl, Pyrazolyl oder Pyrrolyl 
die freien Aminprotonen durch gangige Aminschutzgruppen, wie 
beispielsweise Methyl, Benzyl, Boc ( tert . - But oxycar bony 1 ) , Z 

45 (Benzoxycarbonyl), Tosyl, -S0 2 -Ci-C 4 -Alkyl , -S0 2 -Phenyl oder 
-S0 2 -Benzyl ersetzt sein konnen. 
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Als bevorzugte Heteroarylreste Q seien folgende Strukturen aufge- 
zahlt, wobei die Verknttpfungsstellen durch einen Bindungsstrich 
gekennzeichnet sind: 



10 



^B- ~i!r -Or ^ 



N 
H 



H H 



15 



-o- -o- v- 

N N N S 



Aij oesonders oevorzugca Hacaroaryires :a J iaien folgende 
Strukturen aufgezahlt, wobei die festgelegten Positioner! der 
20 Verknttpfungsstellen durch einen Bindungsstrich gekennzeichnet 
sind und der Einbau der Strukturen in beiden Orientierungen 
erfolgen kann: 



30 



35 



N-N N-N 



s 






N 



f w 



N 
H 



O A3 



N 
H 



N 
H 



Als ganz besonders bevorzugte Heteroarylreste Q seien folgende 
Strukturen aufgezahlt, wobei die festgelegten Positionen der 
Verknttpfungsstellen durch einen Bindungsstrich gekennzeichnet 
40 sind und der Einbau der Strukturen in beiden Orientierungen 
erfolgen kann: 



45 
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H S H 



- • • • 



N 
H 



Wie vorstehend erwahnt konnen auch bei diesen bevorzugten bzw. 
10 besonders bevorzugten Strukturen die freien Aminprotonen von 
Imidazolyl, Pyrazol, Triazol oder Pyrrolyl durch gangige Amin- 
schutzgruppen, wie beispielsweise Methyl, Benzyl, Boc (tert.- 
Butoxycarbonyl) , Z (Benzoxycarbonyl) , Tosyl, -S0 2 -Ci-C 4 -Alkyl, 
-S0 2 -Phenyl oder -S0 2 -Benzyl ersetzt sein. 

15 

Bevorzugte Substituenten der Heteroarylreste sind unabhangig 

voneinander ein oder zwei Rests ausgewahlt aus der Gruppe -CN, 



Ci-C 4 -Halogenalkyl, vorzugsweise Trif luormethyl , Ci-C 4 -Alkoxy , 
20 vorzugsweise Methoxy, -NH-Ci-C 4 -Alkyl oder Aryl , vorzugsweise 
Phenyl . 



25- 
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Das Strukturelement A bedeutet eines der Strukturelemente der 
Formel Ia 1 bis I A 20 




H 



wobei fur das Scrukcuraiamen^ A L _die St rukturelemente der 
35 Formel I A i, I A 2 , Ia 3 . Ia 4 , Ijl 5 "* Ia 8 , Ia 10 , oder I A " bevorzugt 
sind und das Strukturelement der Formel I A 4 

' ' : "- ."r<a " : ~~ 

40 l n 
besonders bevorzugt ist. 

Die Reste R 10 und R 11 bedeuten unabhangig voneinander und 
45 unabhangig von R 3 die vorstehend fur R 3 im Strukturelement L 

beschriebenen Reste, vorzugsweise Ci-C 4 -Alkyl, C 3 -C8-Cycloalkyl , 
C 1 -C 4 -Alkyl-C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Aryl, Alkylaryl , Heteroaryl oder 
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Alkylheteroaryl, wobei die Aryl-, Alkylaryl-, Heteroaryl- und 
Alkylheteroarylreste, bis zu drei gleiche oder verschiedene Reste 
der Gruppe F, CI, Br oder I, Ci-C 4 -Alkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl , -C00H, 
-COOMe, -CF 3 , -CN, Ci-C 4 -Alkoxy- , -SCH 3 , -0-CH 2 -C0OH, Phenyl, 
5 -S0 2 CH 3 , -N0 2 , -OH, -NH 2 , -N-Pyrrolidinyl , -N-Piperidinyl , 

-N-Morpholinyl, -N-Piperazinyl , -NH-Ci-C 4 -Alkyl , . -N(Ci-C 4 -Alkyl) 2 , 
-NH-CO-C!-C 4 -Alkyl, -CO-NH-Ci-C 4 -Alkyl , -NH-S0 2 -Ci-C 4 -Alkyl , 
-S0 2 -NH-Ci-C 4 -Alkyl, oder -S0 2 -Ci-C 4 -Alkyl , gegebenfalls 
substituiertes -NH-CO- Phenyl , -CO-NH- Phenyl, -NH -S0 2 - Phenyl , 
10 -S0 2 -NH- Phenyl, -NH-CO-Benzyl , -CO-NH-Benzyl , -NH-S0 2 -Benzyl , 
-S0 2 -NH-Benzyl, gegebenfalls substituiertes -S0 2 -NT 1 T 2 oder 
-CO-NT^T 2 , wobei die beiden Reste T^-und T 2 ein cyclisches 
Amin bilden konnen, tragen konnen, 

15 oder beide Reste Rio und R n ZU sammen einen 3 bis 8 gliedrigen, 
gegebenenfalls substituierten, gesattigten, ungesattigten oder 

iromatischen M-Hsterocvclus ler Tusatzlich Twei welters, gleiche 
jder vecscaieaene Hecerod:ome J , tf, jder J encaalc-n Kami, ^i_e 
beispielsweise Pyrrolidinyl , Piperidinyl, Hexahydroazepinyl , 
20 Piperazinyl oder Morpholinyl. 

R 12 bedeutet einen verzweigten oder unverzweigten, gegebenenfalls 
substituierten Ci~C 4 -Alkyl-, Alkylaryl-, C 3 -C 6 -Cycloalkyl- oder 
G i -C 4 -Alkyl -G 3 -G^Gye-loa-l-kylr ^est-ode-r- e inen-gegebenenFf^^js-subs^t-r- - 
25~tuierten Arylrest, wie vorstehend 'fur R 21 beschrl^eb~enr r - ^^^^^ 

Unter einem verzweigten oder unverzweigten, gegebenenfalls 
substituierten Ci-C 4 -Alkoxy- oder -O-Alkylarylrest werden fur R* 3 
die entsprechenden Reste wie vorstehend fur R 31 beschrieben, 
30 vorzugsweise Methoxy oder Benzyloxy verstanden. Die Reste 

-OCO-Ci-C 4 -Alkyl-, -OCO-Aryl-, -OCO-Alkylaryl- oder -OCO-Allyl- 
setzen sich aus der Gruppe -OCO- und den vorstehend unter R 31 
beschriebsn -C, -C 4 - AlkyL AryL Alky Lary Lrsscen oder- lam- AlLyL - 
rase .zusammen - — ^_ _ - - - . ~~ _ r 



35 



Bevorzugte Reste fur R* 3 sind Wasserstoff, -OH, -O-Benzyl, 
-OCO-Phenyl, -OCO-Benzyl, -OCO-Allyl, -CN oder -CO-NH 2 . 



Analog setzen sich die Reste -C0 2 -Ci_ 4 ^Alkyl^ , "-C0 2 -Alkylaryl- , 
40 -C0 2 -Allyl-, --CO-C 1 -C 4 -Alkyl--, -CO-Alkylaryl- oder -CO-Allylrest 
fur den Rase R i4 aus der Gruppe -C00 2 - bzw. -CO- und den vor- 
stehend unter R 31 beschrieben Ci~C 4 -Alkyl- , Arylrest oder dem 
Allylrest zusammen. Bevorzugte Reste fur R 14 sind Wasserstoff, 
Methyl, Benzyl, -COO-Benzyl, -COO-Allyl, -CO-Benzyl oder 
45 -CO-Allyl. 
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R 15 bedeutet Wasserstoff , einen verzweigten oder unverzweigten, 
gegebenenfalls substituierten Ci-C 4 -Alkylrest oder einen 
gegebenenfalls substituierten Aryl- oder Alkylarylrest , wie 
vorstehend fur R 21 oder R 4 beschrieben. Bevorzugte Reste fur 
5 R 15 sind Wasserstoff, Methyl, Benzyl oder Phenyl. 

R 16 / r17 bedeuten unabhangig voneinander -NH 2 , Halogen, wie 
CI, Br, I oder F oder einen verzweigten oder unverzweigten, 
gegebenenfalls substituierten Ci-C 4 -Alkyl-oder Ci-C 4 -Alkoxy- oder 
10 einen gegebenfalls substituierten Arylrest, wie vorstehend fur R 31 
beschrieben, vorzugsweise NH 2/ CI, F, Methyl, Methoxy oder Phenyl. 

Z l, Z 2, Z 3, z 4 bedeuten unabhangig voneinander CH, C-CH3, C-OCH3, 
C-Cl oder N wobei vorzugsweise Z 1 und Z 2 oder Z 2 und Z 3 oder Z 3 
15 und Z 4 nicht gleichzeitig N sind. 

Wenn nicht n^her ^pe^ifiziert. warden In ier ^eschreibung unt^r 
^osci:uier;ea Aryi-, Aiky iary i - , Heceroaryl- oder Aikylaecaro- 
arylresten Aryl 1 -, Alkylaryl-, Heteroaryl- oder Alkylheteroaryl- 
20 reste verstanden, die mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen 
Resten, ausgewahlt aus der folgenden Gruppe substituiert sein 
konnen: - ~ " 



-N0 2 , -NH 2 , -OH, -CN, -C00H, -0-CH 2 -COOH, -COO-Ci-C 4 -Alkyl , 

25 Halogen," einen verzweigten odeT unverzweigten, gegebenenfalls 
substituierten Ci-C 4 -Alkyl- , C 3 -C6-Cycloalkyl- , Ci-C 4 -Alkoxy- , 
Ci-C 4 -Thioalkyl- , -0-CH 2 -COO-Ci-C 4 -Alkyl , -NH-CO-Ci-C 4 -Alkyl , 
-CO-NH-Ci-C 4 -Alkyl , -NH-S0 2 -Ci-C 4 -Alkyl , -S0 2 -NH-Ci-C 4 -Alkyl , 
-N(Ci-C 4 -Alkyl) 2 / -NH-Ci-C 4 -Alkyl- # oder -S0 2 -Ci- 4 -Alkylrest , 

30 einen gegebenenfalls substituierten -NH-CO- Phenyl , -CO-NH- Phenyl , 
-NH-S0 2 - Phenyl , -S0 2 -NH- Phenyl , -NH-CO-Benzyl , -CO-NH-Benzyl , 

-NH- S0 2 -Benzyl , -S0 2 -NH-Benzyl , einen gegebenfalls substituierten 

^asc -^Oo-MT l T 2 >dar -CO-NT l T 2 wobe L lie laidan Rasca V 1 and V' 1 
ein cyciisches Amin bilden konnen, oder einen 3- bis 5 gliedrigen, 

35 gegebenenfalls substituierten, gesattigten, ungesattigten oder 
aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei ver- 
schiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann, oder 
zwei Reste zusammen einen anelierten, gesattigten, ungesattigten 
oder aromatischen Carbocyclus oder Heterocyclus, der bis zu drei 

40 verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann 
darsceilen und der Cyclus gegebenenfalls subscicuierc oder an 
diesem Cyclus ein weiterer, gegebenenfalls subs tituierter Cyclus 
ankondensiert sein kann. 



45 
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Die Verbindungen der Formel I und auch die Zwischenprodukte 
zu ihrer Herstellung, konnen ein oder mehrere asynunetrische 
substituierte Kohlenstof f atome besitzen. Die Verbindungen 
konnen als reine Enantiomere bzw. reine Diastereomere oder als 
5 deren Mischung vorliegen. Bevorzugt ist die Verwendung einer 
enantiomerenreinen Verbindung als Wirkstoff . 

Die Verbindungen der Formel I konnen auch in Form von physio- 
logisch vertraglichen Salzen vorliegen. 

10 

Die Verbindungen der Formel I konnen auch als Prodrugs in einer 
Form vorliegen, in der die Verbindungen der Formel I unter 
physiologischen Bedingungen freigesetzt werden. Beispielhaft sei 
hier auf die Gruppe T in Strukturelement L verwiesen, die teil- 
15 weise Gruppen enthalt, die unter physiologischen Bedingungen 
zur freien Carbonsauregruppe hydrolisierbar sind. Es sind auch 
ierivat isiert^ strukturelement e A. geeignet . die ias Struktur- 
-^Lamenc A ua: as paysij - jgucaea 3edi_ngungen irauec^en. 

20 In einer bevorzugten Ausf iihrungsf orm der Verbindungen der 

Formel I, werden die Indizes a, e, f und g sowie der Heterocyclus 
Q so gewahlt, da£ der Abstand zwischen der Gruppe T und dem 
Strukturelement A, 10 bis 14 Atombindungen, vorzugsweise 11 bis 
13 Atombindungen entlang des kurzestmqglichen Weges entlang des 

25r Molekttlgerustes betragt. * r- 

Weitere bevorzugte Verbindungen der Formel I weisen die bevor- 
zugten Strukturelemente A der Formel I A 1, I A 2 , Ia 3 , Ia 4 / Ia 5 / Ia 8 / 
I A 10 , oder I A 13 auf, wahrend die Strukturelemente E, G und L wie 
30 vorstehend beschrieben weit variabel sind. 

Weitere bevorzugte Verbindungen der Formel I weisen das besonders 

bevorzugte 3t rukcur a I aman: A iar ?ormel C A * iuf, wahrend iia 
Jtx.uktur.alemem:-3 E, . G_und-. L-.wj-e. vor at ahead. .beLSciwsLabsn wsic 
35 variabel sind. 

Besonders bevorzugte Verbindungen der Formel I weisen die bevor- 
zugten Strukturelemente A der Formel I A i, l A 2 , i A 3 1 Ia 4 # j jl 5 / i a 8 t 
I A 10 , oder I A 13 und den bevorzugten Bereich des Strukturelements 
40 L auf, wahrend die Strukturelemente E und G wie vorstehend be- 
schrieben weic variabel sind. 

Weitere besonders bevorzugte Verbindungen der Formel I weisen 
das besonders bevorzugte Strukturelement A der Formel I A 4 und 
45 den bevorzugten Bereich des Strukturelements L auf, wahrend die 
Strukturelemente E und G wie vorstehend beschrieben weit variabel 
sind. 
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Weitere besonders bevorzugte Verbindungen der Formel I weisen das 
bevorzugte Strukturelement A der Formel I A 4 und den bevorzugten 
Bereich des Strukturelements E auf , wahrend die Strukturelemente 
L und G wie vorstehend beschrieben weit variabel sind. 

5 

Ganz besonders bevorzugte Verbindungen der Formel I weisen das 
bevorzugte Strukturelement A der Formel I A 4 , den bevorzugten 
Bereich des Strukturelements E und den bevorzugten Bereich des 
Strukturelements L auf, wahrend das Strukturelement G wie vor- 
10 stehend beschrieben weit variabel ist. 

Weitere ganz besonders bevorzugte Verbindungen der Formel I 
weisen den bevorzugten Bereich des Strukturelements A, den bevor- 
zugten Bereich des Strukturelements E und den bevorzugten Bereich 
15 des Strukturelements G auf, wahrend das Strukturelemente L wie 
vorstehend beschrieben weit variabel ist. 

Augers: oavor sugca V'eroiadungen der rormei £ .veuen aas bevor- 
zugte Strukturelement A der Formel I A 4 und die bevorzugten 
20 Bereiche der Strukturelemente E, G und L auf. 

Ganz bevorzugte" Verbindungen der Formel I sind im folgenden 
aufgelistet, wobei „Verbindungsnummer * fur die Nummer einer 
individuaLis.ier.t.en^Varbi ndungen A-E-G-L der Formel I stent, 
25" die Verbindungsnummer"und die jeweilige Verbindung durch einen 
Doppelpunkt getrennt sind und die Bedeutung der Abkiirzungen 
der Strukturelemente A-E-G-L nach der Tabelle erlautert wird. 
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Verbindungsnummer : A-E-G-L 

1 : bhs-25thiaz-nmgly-betaoxaz 
5 2: phhs-24thiaz-bala-betabph 
3: bhs-25thiaz-ser-betapy 
4 : thazep-24thiaz-gly-betal3bendi 
5: bim-24thiaz-gly-betatrif 
6 : bhs-24thioph-gly-betapyee 
7 : bhs-me25thioph-ala-beta34meoph 
8 : tolhs-24thioph-gly-betaf bph 
9 : tolhs-24thioph-gly-betameph 
10 : bim-me24thiaz-bala-betaph 
11 : bhs-me25thioph-leu-beta34meoph 
12 : ibhs-24thioph-gly-betathiome 
15 13: bhs-nrne35pyr-gly-betabthioph 
14 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betafu2 
IS : bhs - \^hi 3.di 3.z -cylv-bet ahmo tu 
, 5 : pans -am a J 5pyc -odid-becdcph 
17 : impy-24thiaz-bala-betaf u3 
20 18 : tolhs-25methiaz-bala-psdaptb. 
19 : sabhs-25thiaz-gly-psdap 
2A:_bhs-24thioph-gly-betadcphtb 
2 1 : 2py-nme3 5pyr-leu-psdap 
22 : bhs~rme 3 5pyr-gly~aspbjla _ 
23 : ~phhs-me24thiaz-gly-z*dap 
24 : bhs-25thiaz-bala-betameph~ 
25 : phhs-me24thiaz-ala-beta34meoph 
26 : tolhs-25methiaz-gly-beta34meoph 
27 : ibhs-ithiadiaz-gly-betafbph 
28 : tolhs-ithiadiaz-bala-asppha 
30 29: phhs-ithiadiaz-bala-betaamibe 
3 0 : tolhs-24 thioph-bala-betabmph 
31 : phhs-25methiaz-bala-betaol 
>2 : bhs.-^Soxaz -baia -became -hi 
3.3.: ibh3-24thiaz-bal.a-bet.ahni_ — : 
35 34: gua-24thiaz-gly-betaf trif 
35 : bhs-24thiaz-gly-betafphe 
36 : tolhs-oxadiaz-gly-psdaptb 

37.:.. phhs-2 5methiaz-bala-bejtatbuph 

38 : bhs-24thiaz-rungly-betat:hio3 
39: phhs-24thioph-gly-betatos 
10 • Ipy-thiadia^ -lau-psdap 
41 : dhim-35py-gly-betameph 
42 : bhs-ithiadiaz-gly-aspaba 
43: phhs-oxadiaz-gly-beta4bph 
44 : bhs-25thiaz-gly-csdap 
45 45: ibhs-25thiaz-gly-betahph 

46 : phhs-25methiaz-gly-betahdbph 
47 : bim-me25thioph-gly-betaph 



40 
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15 



20 



25 
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29 



48: 
49: 
50: 
51: 
52: 
53: 
54: 
55: 
56: 
57: 
58: 
59: 
60: 
61: 
62: 
63: 
64: 
S 5 : 
S 5 : 
67: 
68: 
69: 
70: 
71: 
72: 
73: 
74: 
75: 
76: 
77: 
78: 
79: 
80: 
81: 
3 2 : 
33 ; 
84: 
85: 
86: 
87: 
88: 
89: 

90 ; 

91: 
92: 
93: 
94: 
95: 
96: 
97: 



ibhs-ithiadiaz-bala-beta3quin 

tolhs-oxadiaz-gly-betadhbfu 

bhs-oxadiaz-leu-psdap 

impy- 2 4 1 hi oph-ba la-be t a iny 1 

bhs-25methiaz-ala-beta23meoph 

phhs 2 4 1 hi a z -g ly-be t abnapht h 

impy- 4 2 rune im-ba 1 a -be t a t h i ome 

bim-3 5 thioph-ala-be tadcph 

2py-me24thiaz-gly-betapy 

phhs-24thioph-bala-betaimid 

phhs-24thioph-gly-betadhbfu 

phhs-nme3 5pyr-bala-betaibph 

bhs-25thiaz-ser-betameph 

tolhs-25thiaz-bala-zdap 

bim-25thiaz-gly-betadcph 

2pmhs-42nmeim-gly-betaamibe 

2py-24thioph-gly-beta3quin 

bhs - 2 5me t h \ a z -cr ly-be t ame t h i oph 

phhs-25methiaz-gly-betamethi 

ibhs-24thiaz-gly-betadtrif 

bhs-24thioph-gly-betabthioph 

tolhs-25oxaz-gly-betabmph 

ibhs-ithiadiaz-bala-suabu 

bhs -4 2 oxa z -gly-be t apy 

tolhs-ithiadiaz-gly-betapyr 

2py-2 4 im-gly-psdap 

thpy -24thiaz-gly-betadcph 

phhs-24thiaz-gly-betampy 

bhs-25methiaz-bala-betadito 

phhs-2 5methiaz-bala-suabu 

bhs-25thiaz-bala-beta23meoph 

bhs-oxadiaz -leu-be tapy 

tolhs-2 5oxaz-gly-betabnaphth 

ihirn- I 5 thi iz -a.ia - ^dap 

coins -icniaciidz -gly-becaimid 

bhs-ithiadiaz-bala-betaoxaz 

bim-2 5 thioph-ala-be tameph 

phhs-25oxaz-bala-beta4bph 

bhs-nme35pyr-nmgly-betainyl 

phhs-24thiaz-bala-betacbph 

bhs-2 5oxaz-bala-betaet 

bhs - 2\ th i Dph - ba 1 3. - be t =ibmph 

bhs-2 5oxaz-ala-betaanaphth 

ibhs-ithiadiaz-gly-betathiobe 

bhs-25thiaz-bala-betadito 

2py-nme3 5pyr-bala-betapy 

tolhs-2 5oxaz-bala-beta3quin 

bhs -25thiaz-gly-beta23me oph 

2py-25methiaz-gly-betadito 
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98 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betahni 
99 : tolhs-nme35pyr-gly-betadmph 
100 : ibhs-ithiadiaz-bala-betabdimo 
101 : 2py-24thiaz-gly-aspibua 
5 102: ibhs-nme35pyr-bala-betacbph 
103 : bhs-24thiazme-gly-zdap 
104: bhs-24thioph-bala-betaol 
105 : 2py-24im-gly-zdap 
106 : tolhs-25methiaz-gly-betapytb 
107: tolhs-ithiadiaz-gly-psdap 
108 : phhs-25thiaz-bala-betabthioph 
109 : bhs-nme3 5pyr-gly-betafph 
110: bhs-25methiaz-ala-betadhbfu — 
111 : bim-25fur-ala-psdap 
112 : 2pmhs-24thiaz-gly-betapy 

15 113 : bhs-24thiaz-bala-betaphethio 
114 : bhs-25methiaz-bala-betapytb 
IIS : bhs-lSm^.hi \z -bal ?. -bet imbiph 
IIS : i oris - 1 5 z A l d. z - g l y oe cii ay i 
117 : phhs-nirie3 5pyr-bala-betabthioph 

20 H8: bhs-25thiaz-bala-betacph 
119 : bim-26py-ala-betadcph 
120 : phhs-24:thiGph^gay-be.taphethio^ 
121 : gua-24thiaz-gly-betabthioph 

122: phhs -24thioph-bala-beta ph ^ 

123 :^bhs-25thiaz-giy-b^etaib^ 
124 : ibhs-nme35pyr-bala-betathio3 

12 5 : tolhs-oxadiaz-gly-betapy 
126 : tolhs-nme3 5pyr-bala-beta4bph 
127 : 2py-me24oxaz-gly-betadcph 
128 : tolhs-25methia.z-bala-psdapee 

30 129: bhs-ithiadiaz-gly-suabu 

130 : ibhs-25methiaz-bala-beta3quin 
131: phhs-25oxaz-gly-betaipr — 

13 2: bun.- 5 Jpyr ?, so-i La -be cade phi 
LJ3.: colh3--25.oxaz-gly-o.ecapyni- - 

35 134: phhs-25oxaz-gly-betathiobe 
13 5 : phhs-me24thioph-ala-betaph 
136 : tolhs-me2 5thiaz-leu-betapy 
137: hs-25thiaz-bala-betapy— — 

138: bim-42nmeim-leu-betapy- . 

13 9 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betampy 

110 : bhs -MthLDph-gly-betahdcph 
141 : ibhs-25oxaz-gly-betaimid 
142 : bhs-oxadiaz~gly-csdap 
143 : ibhs-25oxaz-gly-betadtrif 
144 : 2py-53pyrazo-ala-betapy 

45 145: phhs-nme3 5pyr-gly-betahdbph 
146 : tolhs-oxadiaz-bala-zdapch 
147 : phhs-oxadiaz-bala-betapych 
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148: bim~24thioph-gly-betatrif 
149 : tolhs-25methiaz-bala-betapyr 
150 : 2py-24thiaz-ala-betapy 
151: bhs-25thiaz-gly-betapytb 
5 152: tolhs-25oxaz-gly-zdapch 
153 : bhs-25methiaz-ala-betadcph 
154 : ibhs-25methiaz-gly-betatos 
155: tolhs-25thiaz-gly-beta35dbph 
156: bim-me24thioph-leu-betadcph 
157 : bim-nme35pyr-gly-aspbzla 
10 158: ibhs-24thioph-bala-ibsdap 
159: gua-24thiaz-gly-betal3bendi 
160 : 2py-25methiaz-gly-psdap 
161 : 2py-24thiaz-bala-asppha 
162 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaanaphth 
15 163: bhs-nme35pyr-ala-betameph 
164 : tolhs-oxadiaz-gly-betapym 
165 : phhs-ithiadiaz-gly-betaph 
. j 6 . - ■ 5 .a a zsi _ x i • Jd>i oe: x.xz p:i : j 

167 : 2pmhs-24thiaz-gly-betaph 
20 168 : gua-24oxaz-gly-betafbph 
169 : bhs-25oxaz-phg-betapy 
17 0 : bhs-25methiazj-bala-betahdbph _ 
17i : 2py-me24thiaz-bala-beta34meoph 
172: bhs-25thiaz-bala-betambiph 
~T. 7T7~pHh~s- 2 5me t hfazT-ba la-be t admph r " " ■ ' 
174 : bhs-oxadiaz-gly-zdapch 
17 5 : dhim-2 5thioph-gly-betadcph 
17 6 : bhs-me2 5oxaz-gly-zdap 
177 : ibhs-oxadiaz-gly-betahmo 
178 : ibhs-25thiaz-gly-betadcph 
30 179: 2py-3 5fur-gly-zdap 

180: bhs-24thiaz-ala-betal3bendi 

181:. bhs-oxadiaz-gly-betadcph 

132 ; ob-hs -oxadiaz -bal a -bet ah 3 5dc 
13 3 : iohs oxadiiz -oala-becaac 
35 184: phhs-nme35pyr-gly-bet admph 
185: phhs-me24thioph-bala-betapy 
186 : tolhs-25oxaz-gly-beta34dcph 
187 : bim-2 6py-gly-betameph 
188 : ibhs-24thiaz-gly-betadcphee 
189: phhs-25thiaz-gly-betacbph 
40 190 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaphethioa 
191 : bhs-25methiaz-gly-beca£u2 
192 : 2pmhs-42nmeim-gly-betabenfu 
193: bhs-2 5methiaz-gly-beta3quin 
194 : tolhs-25thiaz-bala-betahdcph 
45 195: 2py-24thioph-bala-betadcph 
196 : 2py-42nmeim-ala-zdap 
197: bim-3 5thioph-gly-betapy 
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198 : bim-me25thioph-leu-zdap 
199 : bim-25methiaz-bala-betapy 
200 : tolhs-25thiaz-bala-betaoxaz 
201: phhs-25oxaz-gly-betapbiph 
5 202: tolhs-24thioph-bala-ibsdap 
203 : bhs-oxadiaz-gly-zdaptb 
204: bim-42oxaz-leu-betapy 
205 : ibhs-25methiaz-gly-zdaptb 
206: ibhs-25methiaz-gly-betaol 
207 : tolhs-ithiadiaz-gly-beta34dcph 
208 : phhs-ithiadiaz-gly-betacthioph 
209 : phhs-24thiaz-bala-betahmofu 
210 : phhs-ithiadiaz-gly-aspibua 
211 : phhs-24thiaz-gly-betathioph 
212 : bhs-25methiaz-gly-betaimid 
15 213: gua-25thiaz-gly-betahdcph 
214 : bhs-25thiaz-ala-betacph 
?1S : crua-24thiaz-gly-betaet 
: . 5 ; :j ..is - z^^xl od^i oaCi;uap;i 

217 : tolhs-~ithiadiaz-gly-beta35dbph 
20 218: ibhs-oxadiaz-gly-betadbph 

219 : tolhs-24thioph-gly-betathioph 

22 0 : bim- 5 3 pyrazo-ba 1 a - z dap _,- — - 

221 : bim-me24oxaz-gly-betadcph 
222 : bim-triaz-gly-psdap 
223_^ ph hs-^2 5 thiaz^ba~l~a^be tajrcipy - 
224 : bhs-oxadiaz-gly-betadcphee 
225 : bim-ithiadiaz-leu-zdap 
226 : 2pmhs-24thiaz-gly-betafph 
227: bhs-25thiaz-gly-betathioph 
228 : gua-24thiaz-bala-betadcph 
30 229: impy-42nmeim-bala-betaf ph 

230: tolhs-2 4 thioph-gly-be tadmoph 
231 : ibhs-oxadiaz-bala-betapbiph 
.1 3 2 : Lbhs - I 5methia z -bala- rdapae 
"-3 3 : '-olhs-oxadiaz-gly-bajqafph 
35 234: bhs-me24oxaz-bala-beta34meoph 
235 : tolhs-25methiaz-bala-betahbcph 
236 : bim-42oxaz-leu-betadcph 

237: tolhs-oxadiaz-gly-rb.usLu2be 

238 : tolhs-me25thiaz-ala-betapy 
239: phhs-oxadiaz-bala-betainyl 

40 

~! 40 : bhs-oxadiaz-gly-psdaptb 
241 : phhs-24thiaz-gly-busu2be 
242 : tolhs-2 5methiaz-bala-zdapee 
243 : bhs-25thiaz-nmgly-betahmph 
244 : bhs-oxadiaz-gly-betapy 
45 245: phhs-25oxaz-gly-betadcphee 
246 : phhs-24thiaz-gly-betapy 
247 : tolhs-ithiadiaz-bala-betamesu 
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248: 
249: 
250: 
251: 
252 : 
253: 
254: 
255 : 
256: 
257: 
258: 
259: 
260: 
261; 
262 : 
15 263: 
264: 



10 



20 



30 



ioo: 
267: 
268: 
269: 
270: 
271: 
272 : 
.- 273: 
2r 274: 
275: 
276: 
277: 
278: 
279: 
280: 
281: 
232 : 
283 : 
284: 
285: 
286: 
287 : 
288: 
289 : 
I 9 0 : 
291: 

292 : 

293 : 

294: 
295: 

296 
297 



33 



bhs -25 oxa z -rung ly-be t a 1 3 bendi 

phhs-24thiaz-gly-psdapch 

phhs - 2 5 oxa z -ba 1 a - asppha 

phhs-25oxaz-bala-beta3quin 

phhs-25methiaz-gly-beta3quin 

phhs-me25oxaz-bala-betadcph 

phhs-me24thiaz-ala-psdap 

ibhs-24thioph-gly-betapych 

phhs-ithiadiaz-bala-betaibph 

bhs-25oxaz-bala-betaf trif 

bhs-24thiaz-bala-betahc 

2py-me24thioph-leu-psdap 

phhs-24thioph-gly-betahc . 

dhim-26py-gly-betaheph 

phhs-oxadiaz-bala-betaphethio 

bhs-42nmeim-gly-betahni 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betahb 



35 



45 



coihs-2 5oxaz-giy-oeeapycb 

2py-me24oxaz-ala-beta34meoph 

ibhs-ithiadiaz-gly-betahph 

bhs-25methiaz-ala-betal3bendi 

gua-26py-gly-beta3quin-™~ 

phhs-ithiadiaz-gly-betathiobe 

bhs - oxadi a z -g ly-be t abpy 

ibhs - 2 5 th-i-a-z — bala— psdapefe 

phhs-ithiadiaz-gly-betacph 
phhs-24thioph-gly-betabthioph 
gua-24thiaz-gly-betamesu 
tolhs-24thiaz-gly-betambiph 
bhs -me24oxaz -leu-be taph 
2pmhs-2 5methiaz-gly-betabpy 
bhs-ithiadiaz-bala-betathiobe 
tolhs-2 5methiaz-bala-beta£phe 
to Lhs - I 4thiaz -bald -bscahni 

±teh.3--2 5 thia-z-gly-zdap- 

bhs-25thiaz-ala-betaanaphth 

ibhs-ithiadiaz-bala-betaphethio 

ibhs-25oxaz-gly-betaheph 

2py-me25thioph-leu-zdap ~ 

phhs-me24thiaz-bala-betaph 

bim-me25thioph-bala-betapy 

2 oy - 2 5 -hi a z -baij. -be cap y 

phhs-25thiaz-bala-betatbuph 

bhs-24thioph-ala-betal3bendi 

tolhs-25methiaz-bala-betathiobe 

phhs-25thiaz-bala-betal3bendi 

bim-nme3 5pyr-leu-psdap 

phhs-25methiaz-gly-betatos 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betaibph 
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298: phhs-25oxaz-bala-betadcphee 
299: hs-24thioph-bala-betapy 
300 : bim-42nmeim-gly-psdap 
301: ibhs -nme3 5pyr-bala-be tambiph 
5 302: bhs-nme35pyr-bala-betahdcph 

303 : tolhs-ithiadiaz-bala-beta34meoph 
304: bhs-25methiaz-ala-betahph 
3 05 : bim-53pyrazo-bala-psdap 
. 306: 2pmhs-25thiaz-gly-betahb 
307: 2py-me24thiaz-leu-betadcph 
308: gua-24thiaz-gly-betahmph 
309 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betaimid 
310: phhs-24thiaz-bala-zdaptb 
311: tolhs-24thiaz-gly-betaph 
312 : gua-24thiaz-gly-betahdcph 
15 313: bhs-25methiaz-bala-betapyee 
314: 2py-42nmeim-gly-csdap 
^15 : bhs-?5oxaz-ala-betadit;o 
j l 6 ; dcls - :\rae i 5 p y z - 3 i / - oa c a d u J 
317 : ibhs-2 5oxaz-bala-betahdbph 
20 318: phhs-nme3 5pyr-gly-betabmph 
319 : phhs-ithiadiaz-bala-betapych 
320: bim-24thiaz-leu-psdap ■-- - ■ 
321 : bhs-oxadiaz-bala-betadcphee 

322 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaol 

2 5 _3 2 3 : gu^4"2pS^n^ly-be^b^lox" 7 

324: bim-24thiaz-gly-asppha 
325 : tolhs-24thiaz-gly-betahmofu 
326 : ibhs-oxadiaz-gly-beta23meoph 
327: phhs-me24thioph-ala-zdap 
328: phhs -me 2 4 oxa z -gly-be t aph 
30 329: bhs-25oxaz-rungly-beta23meoph 
330 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadbph 
331 : bhs-24im-bala-zdap 
.332: phhs -oxadiaz -gly-busu2be 
333 : Lohs - 2 5me chi a z -ba 1 a -be c a chi o J 
35 334: t6rhs^24¥hiaz-bara-betabdimo 
335 : bhs-25oxaz-bala-betaipr 
336 : 2py-me25thiaz-ala-betaph 
337 : bhs-2 5methiaz-gly-betapyr 
338 : tolhs-25oxaz-bala-betainyl 
4Q 339: ibhs-25oxaz-gly-betaoxaz 
140 : ".olhs -?5thiaz -qrly-bet apyr 
341 : phhs-25methiaz-bala-betacbph 
342 : bhs-24thioph-gly-betadmoph 
343 : tolhs-oxadiaz-bala-aspbzla 
344: dhim-25thioph-gly-zdap 
45 345: phhs-25oxaz-bala-betaf ph 

346 : tolhs-25methiaz-bala-betaoxaz 
347 : ibhs-nme3 5pyr-bala-aspbzla 
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348: bhs-oxadiaz-bala-betahcbph 
349 : phhs-oxadiaz-gly-betameph 
350: phhs-me24thioph-leu-betadcph 
351: ibhs-nme3 5pyr-gly-busu2be 
5 352: dhim-24oxaz-ala-zdap 
353 : 2py-me24oxaz-ala-betaph 
354: phhs-ithiadiaz-gly-betampy 
355: bhs-ithiadiaz-gly-psdap 
356 : ibhs-24thioph-gly-aspbzla 
357: bim-ithiadiaz-leu-psdap 

10 358: dhim-24thiaz-gly-betahdcph 
3 59: bim-me2 5oxaz-ala-betadcph 
360 : gua-24thiaz-gly-betaoxope 
3 61: bim-nme3 5pyr-ala-betadcph 
362 : phhs-24thioph-bala-betabthioph 

15 363: 2py-2 5methiaz-bala-aspbzla 
3 64 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaet 
165 : bh3-5 2th\^? -q-ly-Tdap 
.365: Loas -oxadidz -g Ly-Dec^raon 
367: bhs-24thiaz-gly-betafu3 

20 368: bim-25 thiaz-gly-betapy 

369: bhs-24thiaz-gly-betah35dc 
37 0 : tolhs-24thiaz-bala-aspibua 
371: tolhs-24thioph-bala-betadhbfu 
372: tolhs-24thioph-gly-psdapee 

. „ 373 :- ibhs -T5 ^ hiaz^bala^be t apym 

25 374: bhs-52thiaz-ala-betainyl 
375 : ibhs-25oxaz-bala-betadtrif 
376 : ibhs-ithiadiaz-gly-betamethioph 
377: tolhs-25methiaz-gly-betabpy 
378 : ibhs-25methiaz-bala-beta3 5dbph 

30 379: ibhs-25oxaz-bala-beta3 5dbph 
380: bhs-me2 5thiaz-bala-zdap 
381 : bhs-25oxaz-gly-asppha 
3 3 2: bhs- I Smechiaz --bala-betaphachio 
333: bim-42oxaz~ bala-betadcph- 



35 384: ibhs-24thiaz-bala-beta3quin 

385 : bhs-25methiaz-gly-betadcphtb 

386 : bhs-ithiadiaz-gly-betadcphtb 

3 87 : ibhs-2 5oxaz-bala-betafph- — 

388: tolhs-24thioph-gly-betahmo 

389: bhs-24thioph-bala-betafbph 

40 190 : phhs-- MthLaz -bala -bstaL3bandi 

391 : 2py-24oxaz-bala-zdap 

3 92 : phhs-nme3 5pyr-gly-betadbph 

393: bhs-2 5methiaz-bala-betacph 

394 : tolhs-25oxaz-gly-betamethioph 

45 395: ibhs-24thiaz-bala-betambiph 

396: bhs-24thioph-ningly-ibsdap 

397: phhs-nme3 5pyr-bala-betahmph 
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398: dhim-52thiaz-ala-betameph 

399 : tolhs-oxadiaz-gly-beta3quin 

400: bhs-25methiaz-nmgly-betaoxaz 

401 : bhs-oxadiaz-ala-betafphe 
5 402: phhs-25methiaz-gly-betaf luo 

403: bhs-25oxaz-leu-betadcph 

404: tolhs-25methiaz-gly-betaipr 

405 : dhim-26py-gly-betahcbph 

406: bhs-25methiaz-gly-zdapee 

407: 2pmhs-24thioph-gly-betahbcph 

408 : phhs-ithiadiaz-bala-betahc 

409: tolhs-24thiaz-gly-betaipr 

410 : ibhs-nme35pyr-bala-betainyl 

411 : bhs-42pym-ala-zdap 

412: bhs-25oxaz-bala-betaphethio 
!5 413: impy-25thiaz-gly-betahmofu 

414 : bhs-25thiaz-bala-betadmph 

115 : tolhs-me25thloph-ala-betaph 

4 L 5 : o Lui - 1 % z .1 i. jpn i_ y - ±sddz -jl 

417 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaheph 
20 418: phhs-25oxaz-bala-betatrif 

419 : tolhs-24thioph-gly-betathiome 

420: ibhs-nme3 5pyr-gly-betathioph 

421 : ibhs-2 5methiaz-gly-betainbiph 

422: bhs-25 oxaz-bala-betacth ioph 
25 423 : ib hs-24thiaz-qly-csdap 

424: 2py-ithiadiaz-gly-asppha 
425 : tolhs-25thiaz-gly-betabdimo 
426: tolhs-25thiaz-gly-zdap 
427 : tolhs-25methiaz-bala-betadmoph 
428 : tolhs-25thiaz-gly-betabediox 
30 429: phhs-2 5methiaz-gly-betadbph 
430 : ibhs-oxadiaz-gly-betahni 
- 431: tolhs-24thiaz-bala-betahdbph 
4 3 2: phhs - I 5 oxa z --gly -becaeLaioph 

133 : ^ phhs -24chiaz jgiy-bacaomebendi 
35 434 : tolhs-ithiadiaz-bala-zdapee 
435 : tolhs-25oxaz-gly-betathiobe 
436 : phhs-25oxaz-bala-betaibph 
437: 2py^25oxaz^leu-zdap — _ 
438: bhs-24oxaz-leu-betadcph 
^ q 439: bhs-nme3 5pyr-ala-psdap 

140 : phhs-oxadiaz -bal a -bet abediox 
441 : tolhs-oxadiaz-bala-betapbiph 
442 : 2py-ithiadiaz-bala-aspaba 
443 : tolhs-24thiaz-bala-psdaptb 
444: bhs-24thiaz-gly-busu2be 
45 445: ibhs-25 thiaz-gly-betaoxaz 

446 : bhs-24thioph-gly-betaphethio 
447 : bim-3 5thioph-bala-betapy 
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448: dimethpym-25methiaz-gly-betameph 
449 : 2py-ithiadiaz-bala-zdap 
450: bhs-25thiaz-nmgly-betabpy 
451: 2py-35fur-ala-betapy 
5 452: phhs-25oxaz-gly-betamethioph 
453 : tolhs-me24thioph-bala-betapy 
454 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaf u3 
455: gua-26py-gly-betaimid 
456 : phhs-nme3 5pyr-bala-betaphethio 
457: bhs-25oxaz-gly-aspibua 
10 458: ibhs-oxadiaz-gly-betafph 
459: ibhs-oxadiaz-gly-betafu3 
460: ibhs-24thiaz-bala-betahcbph 
461: tolhs-24thioph-gly-betaf luo 
462 : 2py-24thioph-leu-betapy 
15 463: impy-25oxaz-gly-ibsdap 

464: phhs-nme3 5pyr-gly-aspbzla 
4 5 5 : lpmhs-42nmeim-bala-betadcph 
IS S : :oias -ae^ 5 -moon - Leu oecij imaopn 
467 : phhs-oxadiaz-gly-betaoxaz 
20 468: tolhs-nme3 5pyr-gly-betamethioph 
469: bhs-25thiaz-gly-betaheph 
470: phhs-nme3 5pyr-bala-betaoxaz 
471: bhs-24thioph-nmgly-betacph 
472 : bim-me25oxaz-ala-beta34meoph 
473: bhs-25methiaz-gly-betacbph 
25 474: impy-25methiaz-gly-betahmofu 
475 : dhim-3 5pyrazo-gly-betameph 
476 : bim-35fur-ala-zdap 
477 : phhs-25oxaz-gly-betahc 
478: bhs-24thioph-bala-aspibua 
30 479: 2py-24thiaz-gly-betacthioph 
480 : bhs-oxadiaz-bala-suabu 
481: bhs-2 5methiaz-gly-aspaba 
43 2 : -oLhs-nmei 5pyr -q-ly-bstaipr 
133 : 2py-iehiadiaz-ala-psdap 
35 484: ibhs-ithiadiaz-bala-betathiobe 
485: bhs-nme35pyr-bala-betapyee 
486 : tolhs-25methiaz-bala-betahc 
487 : tolhs-25oxaz-gly-zdaptb 
488 : bhs-24thioph-gly-beta23meoph 
489 : tolhs-24thioph-bala-betaphethioa 
40 190: bhs-nme3 5pyr -bala-betahbcph 
491: phhs-2 5oxaz-gly-betadbph 
492: bhs-25methiaz-bala-asppha 
493 : ibhs-nme3 5pyr-gly-psdapch 
494: bhs-oxadiaz-bala-ibsdap 
45 495: bhs-2 5methiaz-bala-betapy 
496 : ibhs-24thiaz-gly-betabdimo 
497 : ibhs-24thiaz-bala-beta3 4dcph 
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498: 
499: 
500: 
501: 
502: 
503: 
504: 
505: 
506: 
507: 
508: 
509: 
510: 
511: 
512: 
513: 
514: 
515 : 
) L 6 : 

517: 
518: 
519: 
520: 
521: 
522: 
"523': 
524: 
525: 
526: 
527: 
528: 
529: 
530: 
531: 
.5 32: 
.333 : 
534: 
535: 
536: 
537: 
538: 
539: 
-^40 : 
541: 

542 : 

543 : 
544: 
545: 
546: 
547: 



phhs-oxadiaz-gly-betadcphch 
bim-nme3 5pyr-gly-be tadcph 
bhs-ithiadiaz-gly-betahc 
ibhs-ithiadiaz-bala-betathiome 
bim-me 2 4 oxa z - 1 eu- z dap 
bhs-2 5oxaz-gly-betadcphee 
bim-2 5 f ur-leu-psdap 
tolhs-oxadiaz-bala-betatbuph 
gua-42pym-gly-betadbph 
ibhs-24thioph-gly-aspaba 
ibhs-25methiaz-gly-beta34dcph 
tolhs-ithiadiaz-bala-betahbcph 
bhs - oxad i a z -rung 1 y-be t a oxa z 
tolhs-2 5thiaz-bala-betadbph 
bhs-oxadiaz-bala-betaomebendi 
thpym-24thiaz-gly-betameph 
bhs-ithiadiaz-bala-beta3 5dbph 
?pmhs-2 5 thiaz-gly-betadtrif 
ljuj - l :a _ j. jl l ± l od - i -psiipca 
phhs-24thioph-bala-betaanaphth 
bhs-2 5thiaz-bala-betaet 
ibhs-ithiadiaz-bala-betahdcph 
bhs-42oxaz-ala-zdap^ r ^ =: ^_ 
tolhs-24thioph-gly-busu2be 
bhs-ithiadiaz-gly-betaf trif 
t o Ifas -n me3~^yr^gl : y^B : trctdhb f u - 
bhs-24thiaz-gly-aspibua 
bhs - 2 4 thi oph-gly-be t apy 
ibhs-25oxaz-gly-aspbzla 
tolhs-24thioph-bala-betadbph 
phhs-25methiaz-gly-betabenfu 
bhs-nme3 5pyr-ala-betadito 
phhs-me2 5thiaz-ala-beta34meoph 
ibhs -2 5methiaz-ba la-be tame thi 
ibha- -2 5oxaz -g Ly-bet ahinof u 

bhs_- 2 4 c h i.op a - g 1 y. -^zd apch 

phhs-24 1 hi oplv-ba ia^be Cali3"5"dc 
ibhs -2 4 1 hi oph-ba 1 a-be t ahcbph 
ibhs-ithiadiaz-bala-betahph 

bhs-ithiadiaz-bala-asppha . 

dhim-25thioph-gly-betameph 

tolhs-ithiadiaz-gly-betadcphee 

phhs -oxadi az -bala-betatbuph 

bhs-25thiaz-gly-betamechi 

bhs-ithiadiaz-gly-betahbcph 

tolhs-25oxaz-bala-betadcphtb 

phhs - 2 4 1 hi a z -g ly-be t adhb f u 

ibhs-2 5oxaz-gly-psdap 

ibhs-2 5methiaz-bala-betatrif 

bhs-ithiadiaz-bala-beta23meoph 
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548: phhs-25thiaz-gly-betahmofu 
549: bhs-24thioph-gly-betamethi 
550: ibhs-25oxaz-gly-betadito 
551: bhs-25methiaz-gly-betadcph 
5 552: bhs-me24thioph-ala-psdap 
553: tolhs-25thiaz-gly-betahni 
554 : ibhs-24thioph-gly-betafu3 
555: phhs-24thiaz-gly-betahni 
556 : 2py-24thioph-gly-aspbzla 
557: ibhs-nme35pyr-gly-betaibph 
10 558: tolhs-25methiaz-gly-psdapch 
559: bhs-ithiadiaz-gly-betaet 
560: bhs-nirie3 5pyr-ala-beta34meoph 
561: phhs-oxadiaz-gly-betapyr 
562 : ibhs-2 5oxaz-gly-zdapch 
15 563: bhs-24oxaz-ala-betainyl 
564 : ibhs-nitie3 5pyr-gly-betahino 
S65 : bhs-25thiaz-nmgly-beta34dcph 
5 5 i : ^p.s j Spy- - oa. _ ~ - :>= - = 

567 : tolhs-25oxaz-gly-betaph 
20 568: bhs-24thiaz-nmgly-betahph 
569: bhs-nme3 5pyr-leu-psdap 

570: ibhs-24thioph-gly-b^tahni_ . 

571 : ibhs-25oxaz-gly-betaf trif 
572 : phhs-me24thiaz-leu-zdap 
57 3_: i bhs - 2 4 1 hi a z -gly-be tat hi obe- -~ 
25 ~ 574: phhs-25oxaz-bala-betabediox 
575: phhs-ithiadiaz-gly-betameph 
576 : tolhs-ithiadiaz-gly-psdaptb 
577 : 2py-me25oxaz-leu-zdap 
578 : dhim-24oxaz-gly-zdap 
30 579: tolhs-oxadiaz-gly-betapbiph 
580 : tolhs-24thioph-gly-betadcphch 
581: bhs-ithiadiaz-bala-psdapee 
.532: unhs - 2 5 ma t h L a z -g Ly - s dap 
533 : bhs-2 5_oxaz -gly-b_ecabnaphch 
35 584: bhV- 24 thia'z -gly-be taftr if 

585: phhs-2 5methiaz-gly-betahmofu 
586 : phhs-ithiadiaz-bala-betamethi 
587 : bhs-ithiadiaz -gly-be tabdimo 
588: dhim-42pym-gly-betainyl 
589 : bhs-25thioph-bala-betadcph 
40 S90: 2py-thiadiaz-leu-betapy 

591 : tolhs-25oxaz-bala-becabmph 
592: phhs-25oxaz-gly-betadito 
593: bim-ithiadiaz-gly-psdap 
594 : phhs-24thioph-gly-betaibph 
45 595: tolhs-25oxaz-gly-psdapee 

596 : ibhs-25methiaz-gly-betamesu 
597: bhs-oxadiaz-bala-aspaba 
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598: 
599: 
600: 
601: 
602: 
603: 
604: 
605: 
606: 
607: 
608: 
609: 
610: 
611: 
612: 
613: 
614: 
515 : 

617: 
618: 
619: 
620: 
621: 
622: 
.623 : 
624: 
625: 
626: 
627: 
628: 
629 : 
630: 
631: 
632j 
i3 3 : 
634: 
635: 
636: 
637: 
638: 
539: 
S40 : 
641: 
642: 
643 : 
644: 
645: 
646: 
647: 



bhs-oxadiaz-bala-betapym 

phhs-24thioph-gly-betafu3 

tolhs-24thioph-gly-betaphethioa 

ibhs-25oxaz-bala-betaf phe 

tolhs-25oxaz-gly-betacbph 

ibhs-25methiaz-bala-betaipro 

bhs-nme35pyr-gly-betaipro 

tolhs-24thioph-bala-betahinph 

tolhs-25methiaz-bala-betadbph 

bhs-25methiaz-gly-betaamibe 

impy-24thiaz-gly-betabediox 

ibhs-oxadiaz-gly-betapym 

2py-25methiaz-ala-betapy 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betabnaphth 

phhs-24thioph-gly-beta4bph 

ibhs-ithiadiaz-bala-betah35dc 

bhs-oxadiaz-gly-betaomebendi 

^olhs -? Smethi az -crlv-betaf ph 

pahs - 2. 5 oxiz odid oe :ddcpn:o 

ibhs-ithiadiaz-gly-beta3 5dbph 

2 py - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t adhb f u 

bhs-25oxaz-gly-betatrif 

ibhs-25thiaz-gly-zdapch^~^^ === ^ 

bhs-oxadiaz-gly-betadmoph 

phhs -nme 3 5 py r -ba 1 a -be t a c t h i oph 

phhs -25 thi ^~z=bala-betaoxaz 

bim-me25oxaz-gly-psdap 

bhs-25methiaz-ala-betapy 

ibhs-24thioph-bala-betathioph 

phhs-25methiaz-gly-suabu 

phhs-ithiadiaz-bala-betacph 

phhs-25methiaz-gly-betadmoph 

phhs-ithiadiaz-bala-zdapch 

phhs-24thiaz-gly-betabediox 

bhs -rime 3 5pyr -ba.U-beca.co3 

coins - 2 5 oxa z r bai a - b.a caipr 



bhs-24thioph-gly-betapytb 

bhs-25methiaz-leu-betapy 

4pmhs-24thiaz-gly-betapy 

tolhs-oxadiaz—bala^betapytb 

tolhs-oxadiaz-gly-beta34meoph 

bhs-25oxaz-bala-betatbuph 

ibhs - 1 Soxaz -qfly-^uabu 

phhs-25methiaz-gly-psdaptb 

tolhs-25oxaz-bala-betahph 

ibhs-nme3 5pyr-gly-betabmph 

bhs-25oxaz-gly-betadmph 

ibhs-2 5oxaz-bala-betabpy 

phhs-me24thioph-gly-betadcph 

tolhs-24thioph-bala-betathio3 
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648: ibhs-25methiaz-bala-psdap 
649: bim-25thiaz-gly-psdap 
650 : ibhs-25methiaz-gly-betahbcph 
651 : ibhs-ithiadiaz-gly-betacbph 
5 652: ibhs-2 5methiaz-gly-betabthioph 
653: bim-me24thioph-gly-betadcph 
654: bhs-oxadiaz-bala-betatos 
655: phhs-nme3 5pyr-gly-betabdimo 
656: gua-26py-gly-betahmofu 
657 : ibhs-24thioph-gly-psdapt:b 
10 658: phhs-2 5oxaz-bala-betainyl 
659: phhs-24thiaz-bala-betameph 
660: bim-2 5thioph-bala-zdap 
661 : tolhs-25oxaz-bala-betahmo 
6 62 : tolhs-ithiadiaz-gly-betacbph 
15 663: tolhs-25methiaz-bala-beta34meoph 
664: bhs-24im-gly-betameph 
SoS : tolhs -oxadia-2 -qly-betadcphee 
60S : Dans -25 :aii-s -gi / -oecddmpa 
667 : bhs-nme3 5pyr-ala-betadmoph 
20 668: ibhs-24thiaz-gly-betaf phe 
669 : cima-25oxaz-gly-betameph 
670: phhs-25oxaz-gly-beta-tos-- — r-= 
671: phhs-25methiaz-bala-beta3quin 

672 : bim-24oxaz-ala-zdap _ 

67 3 : . ibhs^2.5ia^hOiz^gly_-c aflap I- - 
25 674: phhs-ithiadiaz-bala-betafph 
675 : dhim-52thiaz-gly-psdap 
676 : bhs-24thiaz-ala-zdap 
677 : ibhs-ithiadiaz-bala-aspibua 
678 : ibhs-oxadiaz-bala-betahmofu 
30 679 : phhs-24 thioph-bala-betaoxaz 

680 : phhs-25oxaz-bala-busu2be 
- - 681: tolhs-25oxaz-bala-ibsdap 
6 3 2: ibhs -A 4thioph-gly-batacph 
533 : bhs-i 5chioph-ala-becameph 
35 684: 2py-25thioph-gly-betaiTnyl 
685: bim-nme3 5pyr-ala-betapy 
686 : 2py-2 5thiaz-bala-aspaba 
687: bhs-24thioph-gly-betabenfu 
688: phhs-nme35pyr-bala--betabph 
689 : ibhs-oxadiaz-gly-betatos 
4 ^ 1 9 0 : phhs - Lthiadiaz -glv-bat amesu 
691: 2pmhs-2 5oxaz-bala-betabnaphth 
692 : tolhs-25methiaz-bala-busu2be 
6 93 : tolhs-25oxaz-gly-betapyr 
694 : bhs-ithiadiaz-gly-beta34meoph 
45 695: phhs-24thioph-bala-betampy 
6 96 : tolhs-nme3 5pyr-gly-busu2be 
697: bhs-2 5oxaz-gly-psdap 
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698: phhs-25oxaz-gly-betaph 

699: phhs-me25oxaz-gly-zdap 

700 : bhs-24thioph-gly-betahc 

701 : ibhs-25thiaz-gly-beta23meoph 

702 : phhs-25methiaz-gly-betabnaphth 

703: phhs-24thioph-gly-betabpy 

704 : tolhs-25oxaz-bala-betatbuph 

705: bhs-24thiaz-gly-zdaptb 

706: gua-26py-gly-betaph 

707 : tolhs-me25thiaz-bala-betadcph 

708 : phhs-24thiaz-bala-betabediox 

709 : ibhs-25methiaz-gly-betathiobe 

710 : phhs-24thiaz-gly-beta3quin 

711 : tolhs-25oxaz-gly-betadmph 

712 : dhpyrr-2 5thioph-gly-betadcph 

15 713; phhs-ithiadiaz-gly-betahb 

714 : hts-42nmeim-gly-zdap 

7 IS: dhim-2 4 thiaz -gly-z-dap 

7 15: oas -24 :ai jpn - s e r oe - ipy 

717 : 2py-25f ur-bala-betadcph 

20 718: bhs-42nmeim-bala-betaol 

719 : bhs-25methiaz-bala-betafphe 

720 : ibhs-25thiaz-bala-betaipr 

721 : 2py-24thiaz-bala-aspaba 

722 : phhs-me25thiaz-ala-betadcph 

_723 : phhs-6xadlaz^a1L~a'-b"etaTcMph~ 

25 — - - _ 

724 : tolhs-ithiadiaz-bala-betapych 

725 : phhs-25oxaz-bala-betapych 

726 : tolhs-24thiaz-bala-betadbph 

727 : ibhs-25methiaz-gly-betabenfu 

728: bhs-25methiaz-gly-beta4bph 

30 729: bhs-ithiadiaz-gly-betameph 

730 : phhs-24thioph-bala-betabenfu 

— -731: bhs-25methiaz-nmgly-ibsdap 

/ 1 2 : bhs - ox ad iiz - g L y -bacac bp h 

733: bhs -nine J 5pyr -gly-becaf cr i f 



35 734: phhs-25oxaz-gly-suabu 

735 : bhs-25methiaz-nmgly-betaanaphth 

73 6 : bhs-ithiadiaz-bala-betadbph 

737: bim-me25oxaz-gly-betaph 

738 : phhs~24thioph-gly-betaoxaz 

739: bhs-42oxaz-gly-zdap 

40 

7 4 0 : bhs -14 thiaz -nmgLy-bet ahmph 
741 : ibhs-ithiadiaz-bala-betapytb 
742 : bhs-25methiaz-nmgly-betafphe 
743 : bhs-oxadiaz-ala-beta34meoph 
744 : bim-53pyrazo-ala-zdap 

45 745 : phhs-25methiaz-gly-betadcph 

746 : phhs-24thioph-gly-zdaptb 

747: hts-25oxaz-bala-betadcph 



748 : 2py-ithiadiaz-ala-betadcph 
749: bim-nme3 5pyr-gly-betapy 
750: phhs-oxadiaz-gly-betatrif 
751 : ibhs-24thiaz-bala-betabnaphth 
5 752: 2py-25methiaz-gly-beta3quin 
753: phhs-oxadiaz-bala-betapbiph 
754: tolhs-25thiaz-gly-betatrif 
755: bim-53pyrazo-gly-betapy 
75 6 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betabnaphth 
757: phhs-25thiaz-gly-betadtrif 
10 758: phhs-nme3 5pyr-gly-psdapch 

759 : tolhs-25thiaz-bala-betaomebendi 
760: phhs-24thiaz-gly-betaoxope 
761 : ibhs-oxadiaz-gly-betathio3 
762: phhs-oxadiaz-gly-betaph 
15 763: phhs-oxadiaz-bala-betabph 
7 64 : bim-me2 5thiaz-bala-betaph 
76 5 : ibhs-oxadiaz-bala-beta4bph 

i i . 5 ;:■ , l l - - ^ • : i^P 

767 : 2py-25methiaz-ala-psdap 
20 768: bhs-42oxaz-ala-betadcph 
769: bhs-25methiaz-gly-betainyl 
770 :__ bim-triaz-gly-betadcph 
771 : tolhs-24thiaz-bala-betabthioph 
772 : bhs-nme3 5pyr-bala-busu2be 
773: bhs - 2 5 oxaz -rm^ y^&^^^^^^ 
25 ~~774: phhs-me25thiaz-gly-betapy 
775: bhs-ithiadiaz-gly-beta4bph 
776: phhs-me2 5thiaz-bala-betadcph 
777: bhs-25thiaz-gly-zdap 
778: phhs-24thiaz-bala-betah3 5dc 
30 779: tolhs-nme3 5pyr-bala-betahmof u 
780: bhs-24thiaz-bala-betabdimo 
781: bim-ithiadiaz-gly-zdap 
7 32; ibhs- Hthioph-gly-batadbph 
*7 3 3 : bh3-uia2 5oxaz -giy-becapy 
35 784 : bhs-24thiaz-ala= r beta23meoph 
785: ibhs-nme3 5pyr-bala-betapytb 
786: bhs-25oxaz-gly-betaamibe 
787: bhs T ithiadiaz-crl y-betaoxope 
788 : gua-25thioph-gly-betacthioph 
789: bhs-oxadiaz-gly-betapyr 
40 790: phh3-me25pxaz-ala-beta34meoph 
791: bhs-ithiadiaz-gly-becadmph 
792: bim-25methiaz-bala-betaimid 
7 93: ibhs-oxadiaz-bala-be tameph 
7 94 : ibhs-oxadiaz-bala-betahph 
45 795: phhs-24thioph-gly-betathio3 
796 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betapyr 
797 : ibhs-ithiadiaz-gly-betamethi 
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798 
799 
800 
801 
5 802 
803 
804 
805 
806 
807 

10 808 
809 
810 
811 
812 

15 813 
814 
315 

Z) 1 2 

817 

20 818 

819 

820 
821 
822 



823 

25 '824 
825 
826 
827 
828 

30 829 
830 

831 

332 
333 

35 834 
835 
836 
837 
838 
839 

40 340 
341 
842 
843 
844 

45 845 
846 
347 



phhs-24thiaz-bala-beta3quin 

ibhs-nme35pyr-gly-betaipro 

ibhs-oxadiaz-gly-aspbzla 

bhs-25thiaz-bala-betamesu 

bim-3 5 f ur-bala-zdap 

tolhs-nme35pyr-gly-betabph 

phhs-ithiadiaz-bala-betaphethioa 

ibhs-nme3 5pyr-gly-ibsdap 

bim-24thiaz-leu-betapy 

thpy -25methiaz-gly-betadcph 

phhs-24thioph-gly-betabenfu 

ibhs-25methiaz-gly-betapych 

ibhs-oxadiaz-gly-betaph 

bhs-25thiaz-gly-betaf trif 

phhs-nme3 5pyr-bala-betapym 

tolhs-25thiaz-gly-betameph 

2py-2 5methiaz-bala-betaheph 

2py-2 5methiaz-gly-aspaba 



- Dz 



bhs -3 5 f ur-bala-be t adcph 

phhs-ithiadiaz-gly-suabu 

2py-42pym-gly-zdap 

ibhs-ithiadiazj-gly-betaimid 

tolhs-25oxaz-gly-betahdbph 

ibhs - 2 5 oxa z -ba 1 a - be t ahbc ph 

ibhs-i thiadia^-ba-laT-betaoxope 

tolhs-oxadiaz-gly-ibsdap 

tolhs-nine35pyr-bala-bet:abenfu 

bhs-24thioph-gly-betaphethiba 

bhs -me 25thiaz-ba la-bet adcph 

tolhs -me2 4oxaz -bala-be taph 

phhs-ithiadiaz-bala-betaf bph 

ibhs-24thioph-gly-betabediox 

t o lhs -me 2 5 t hi oph-ba 1 a- z dap 

zd lhs -oxadiaz -bala-betapym 

bhs- 2 5 oxa z -gly- z dapcb 

ibhs -ithiadiaz -bala-be tal3bendi 

bhs-nme3 5pyr-bala-betatbuph 

phhs - oxadi a z -g ly-be t aphe t hi oa 

dhim-thiadiaz-gly-betameph 

bhs-24thioph-nmgly-betacthioph 

phhs-25methiaz-bala-betaoxaz 

ibhs-?4thiaz-gly-betaimid 

phhs-2 4thioph-bala-becabnaphch 

bhs-24im-bala-betapy 

tolhs-24thiaz-gly-betabph 

2py-2 5methiaz-gly-aspbzla 

2pmhs-25thiaz-phe-zdap 

2pmhs-24thiaz-gly-betahb 

bhs-24thiaz-gly-betambiph 



*45 



848: phhs -25 oxa z -^gly-psdapch 
849: ibhs-24thiaz-gly-beta4bph 
850: bim-ithiadiaz-bala-betadcph 
851: tolhs-25thiaz-gly-betahdcph 
5 852: bhs-ithiadiaz-bala-betamethioph 
853: ibhs-25oxaz-gly-ibsdap 
854: ibhs-25oxaz-gly-betabthioph 
855: bhs-25methiaz-leu-psdap 
856: bhs-25thiaz-bala-betabph 
857 : tolhs-nme35pyr-bala-betaanaphth 

10 858: bim-me24thioph-leu-betaph 
859 : thpy-42pym-gly-betadcph 
860: thpy -25oxaz-bala-zdap 
861 : ibhs-ithiadiaz-bala-betahmof u 
862 : ibhs-oxadiaz-gly-betabph 

15 863: bhs-24thiaz-bala-betal3bendi 
864: dhim-24oxaz-ala-betainyl 
365 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaoxaz 

5 O 3 : 1 J _ ..'1 3 • .JAj.J. - a. ^ " -j - / " -~ - - - - - ' 

867: bhs-25fur-gly-zdap 
20 868: bim-24im-ala-psdap 

869: ibhs-nme3 5pyr-bala-betabmph 
870: bhs-ithiadiaz-ala-betathio3 
871 : tolhs~25thiaz-gly-beta34meoph 
872 : tolhs-24thioph-gly-betahmofu 
873: phhs-2 5oxaz-gly-zdap 
25 874: 2pmhs-42nmeim-bala-betabph 
875 : tolhs-25oxaz-bala-busu2be 
876 : phbs-ithiadiaz-gly-betathioph 
877: bhs-25fur-ala-psdap 
878 : tolhs-25methiaz-bala-betaphethio 
30 879: phhs-oxadiaz-bala-betathiobe 
880 : ibhs-24thioph-gly-betaibph 
881: tolhs-25thiaz-gly-betadito 
33 2 : -olhs- ^5thiaz -gly-batahc 
33 3: -oih.3- 2 4chiaz -bala -oecabeafu 
35 884: 2py-2 5thiaz~bala-aspibua 
885 : impy-25thiaz-gly-betaipr 
886 : phhs-ithiadiaz-bala-beta3 5dbph 
887: phhs-25thiaz-bala-suabu 
888: phhs-24thiaz-bala-betapyin 
889: dhim-52thiaz-gly-zdap 
40 390 : lbhs-24thioph-bala-betathiome 
391 : bim-42nmeim-bala-becadcph 
892 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaoxaz 
893 : phhs-2 5thiaz-bala-betamethi 
894 : phhs-24thiaz-gly-betaphethioa 
45 895: bhs-ithiadiaz-ala-betacthioph 
896: phhs-nme3 5pyr-bala-betahbcph 
397 : phhs-me24thiaz-bala-betadcph 
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898: hs-25oxaz-gly-betadcph 

899 : ibhs-25oxaz-gly-beta3quin 

900 : tolhs-24thioph-bala-betaibph 

901: tolhs-24thioph-bala-betahb 

902 : thazep-24thiaz-gly-betapy 

903 : ibhs-nme35pyr-bala-beta3quin 

904 : tolhs-25oxaz-bala-betaamibe 

905 : bhs-oxadiaz-ala-zdap 

906 : tolhs-24thioph-bala-beta4bph 

907 : phhs-ithiadiaz-bala-betapbiph 

908 : gua-42pym-gly-betafph 

909: phhs-nme3 5pyr-gly-betatbuph 

910 : tolhs-nme3 5pyr-bala-beta34dcph 

911 : phhs-24thiaz-bala-aspibua 

912 : 2py-25thioph-ala-betameph 

15 913: bim-me25thioph-leu-beta34meoph 

914 : 2py-me25oxaz-leu-betapy 

915 : 2py-24thioph-gly-aspibua 

9 _ 5 _ oas - i 3 JXi i - v _ / - je - i-^pr. : j 

917 : gua-42pym-gly-bet:adcph 

20 918 : bhs-24thiaz-bala-betadcphee 

919 : tolhs-25oxaz-bala-psdapee 

9 2 0 : t o.lhs -oxadiaz -bala -betaf trif 

921 : ibhs-oxadiaz-gly-betatbuph 

922 : bhs-me24oxaz-ala-betadcph 

923 : t o 1 hs— i t hi-adia z- ba la— be t a f u-3- 
25 924 :~Ibhs-24thioph-bala-zdaptb — 

925: phhs-25thiaz-bala-betadbph 

926 : 2py-42oxaz-leu-zdap 

927 : bhs-oxadiaz-bala-betahmofu 

928 : ibhs-25methiaz-gly-betathiome 

30 929: phhs-nme35pyr-bala-betadito 

93 0 : phhs-24thioph-gly-beta34meoph 

931 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betainyl 

.912 : ohh.3 -ai324thioph-gLy -beta3 4cneoph 

93 3: biiTi-iti_a2 5chia2 - gly - bee adc ph 

35 934: bhs-24thiaz-ala-csdap 

935: phhs-24thioph-gly-aspbzla 

936 : bim-25thiaz-gly-betatrif 

937 : impy-24thioph-gly -betacb ph 

938 : dhpyrr-25methiaz-gly-betapy 

939 : bhs-24thiaz-bala-betadmoph 

940 : bhs-42pym-gly-psdap 

941 : phhs-ithiadiaz-bala-becapyee 

942 : phhs-24thioph-bala-betathiobe 

943: bim-3 5thioph-leu-psdap 

944 : phhs-me24oxaz-leu-betapy 

45 945: phhs-24thioph-bala-betacph 

946 : ibhs-25methiaz-bala-betatos 

947 : tolhs-25oxaz-bala-betaoxope 
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948: gua-24oxaz-gly-betamethioph 
949 : tolhs-25methiaz-gly-suabu 
950: phhs-24thiaz-bala-betamethi 
951: phhs-ithiadiaz-gly-betadhbfu 
5 952: gua-24thiaz-gly-betadbph 

953: bhs-25methiaz-nmgly-betabnaphth 
. 954 : bhs-24thioph-leu-betapy 
955: phhs-25thiaz-gly-betacthioph 
956: bim-25oxaz-bala-aspaba 
957: phhs-ithiadiaz-bala-psdapee 
10 958: tolhs-oxadiaz-bala-busu2be 
959: phhs-me24thiaz-bala-betapy 
960: phhs-me24thioph-leu-beta34meoph 
961: phhs-2 4thioph-gly-betapbiph 
962 : bhs-ithiadiaz-bala-beta34dcph 
15 963: bim-me24thiaz-ala-betaph 
964: bhs-nme3 5pyr-bala-psdapch 
3 $5 : phhs-1 4thiaz--bala-betabmph 
i56 . pans -iiiiiui -^j./ -oecad±upn 
967: bim-triaz-ala-zdap 
20 968: thpym-25oxaz-gly-betameph 
969: bim-24thiaz-gly-betaibph 
970 : tolhs-24thiaz-gly-betaheph 
971: tolhs-ithiadiaz-gly-zdaptb 
972: bim-26pyrazi-gly-zdap 
373: ibhs^2"4"eiiioph-glyrbecaol _ 
974: bim-me25thiaz-gly-betaph 
975 : ibhs-2 5methiaz-bala-betadcphch 
976: phhs-24thioph-gly-psdapch 
977: phhs-24thioph-gly-betahdbph 
978: phhs-me25oxaz-gly-betapy 
30 979: dhim-24thiaz-gly-betadcph 
980: bim-me24thiaz-ala-betadcph 

981: bhs-nme3 5pyr-gly-betaomebendi 

.232 ; phhs -oxadidz -bala-osdapaa 
.333 : bhs -24thioph-bala-batahc 
35 984: ibhs-2"4thiaz-bala-betathiobe 
985: bhs-25methiaz-gly-betal3bendi 
986 : phhs-oxadiaz-bala-busu2be 
987: phhs-ithiadiaz-gly-betafu3 
988: phhs-24thioph-gly-betaimid 
989: tolhs-25thiaz-bala-beta35dbph 
40 ^90 : bhs -oxadiaz -gly-bet acthioph 
991: bhs-ithiadiaz-gly-betapych 
992: bim-24oxaz-gly-psdap 
993 : tolhs-me24thiaz-bala-bet:apy 
994 : bhs-25oxaz-gly-betathio3 
45 995: bim-oxadiaz-bala-betadcph 
996 : phhs-nme3 5pyr-gly-betafu3 
997: dhim-25thiaz-ala-betapy 
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30 



35 



40 



45 



998: 

999: 

1000: 

1001: 

1002: 

1003: 

1004: 

1005: 

1006: 

1007; 

1008: 

1009: 

1010: 

1011: 

1012: 

1013: 

1014: 

1015 : 

- J - 3 . 

1017: 
1018: 
1019: 
1020: 
1021: 
1022 : 
102-3: 
1024: 
1025: 
1026: 
1027: 
1028: 
1029: 
1030: 
1031: 
10 3 2 : 
1033 : 
1034: 
1035: 
1036: 
1037: 
1038: 
1039: 
1040: 
1041: 
1042: 
1043 : 
1044: 
1045: 
1046: 
1047: 



48 

agua-25methiaz-gly-psdap *' 

bim-nme 3 5pyr- 1 eu- z dap 
tolhs-24thiaz-bala-betahmo 
bim-3 5 f ur-bala-psdap 
bhs - 2 4 1 hi a z -gly-be t admoph 
dhim-25methiaz-gly-betapy 
phhs-25methiaz-gly-betapytb 
2py-me25oxaz-leu-beta34meoph 
gua-24thiaz-gly-betapym 
bim-3 5 f ur-leu-zdap 
bhs-25thioph-leu-betadcph 
ibhs-25thiaz-bala-betameph 
bhs-24thioph-gly-psdap 
2py-35fur-gly-psdap 
ibhs-oxadiaz-bala-busu2be 
ibhs-oxadiaz-bala-zdap 
bhs-25methiaz-gly-betahb 
tolhs-?5oxaz-bala-beta4boh 



tolhs-25oxaz-gly-beta4bph 
bim-3 5thioph-gly-betadcph 
bhs-25oxaz-bala-beta3quin 
impy-25thiaz-gly-betabediox 
bhs -nme 3 5pyr -ba 1 a-be t abmph 
phhs-me24oxaz-gly-beta34meoph 
t : ol"hs^24 L. hi oplr^ba^a -^e^a4fpr^ — 
2py-me2 5 thioph- leu-be fadcph 
ibhs-24thiaz-bala-betaol 
ibhs-24thioph-gly-betatos 
phhs-25thiaz-gly-betahni 
tolhs-24thioph-bala-betamethi 
tolhs-24thiaz-gly-betafu2 
ibhs-ithiadiaz-gly-beta thioph 
2py-42nmeim-ala-betadcph 
.phhs - 1 4 1 h i d ph - ba 1 a - a 3p 1 bu a 
2py-2 5 chiaz -gly- 2 dap 



bhs 3 2 5'thiaz-gly-psdapcK 

gua-42pym-gly-betadito 

ibhs-25oxaz-gly-betahdcph 

t o 1 hs - oxad i a z -ba 1 a-be t ajt hi pme 

phhs-2 5thiaz-bala-betaf trif 

phhs-ithiadiaz-bala-betabdimo 

bhs-n,me35pyr-ala-betal3bendi 

ibhs-2 5methiaz-gly-bet:adtrif 

dhim-25thiaz-gly-betainyl 

bim-24thiaz-bala-betapy 

bhs-2 5thiaz-nmgly-betathioph 

bhs-25thiaz-gly-betatbuph 

tolhs-ithiadiaz-gly-aspibua 

phhs-ithiadiaz-bala-ibsdap 
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15 



20 



1048: 
1049: 
1050: 
1051: 
1052: 
1053: 
1054: 
1055: 
1056: 
1057: 
1058: 
1059: 
1060: 
1061: 
1062: 
1063: 
1064: 
1065 : 
LOSo : 
1067.: 
1068: 
1069: 
1070: 
1071: 
1072: 
_1073: 
1074: 
1075: 
1076: 
1077: 
1078: 
1079 : 
1080: 
1081: 
10 3 2 : 
L033 : 
1084: 
1085: 
1086: 
1087: 
1088: 
1089: 
1090: 
L091: 
1092: 
1093: 
1094: 
45 1095: 
1096: 
1097 



25 



30 



35 



40 
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bhs-24thiaz-bala-zdaptb 

ibhs-25methiaz-gly-busu2be 

tolhs-oxadiaz-bala-betahmph 

phhs-ithiadiaz-gly-csdap 

impy- 2 4 thi oph-ba 1 a -p s dap 

bim-me25 thiaz-leu-psdap 

phhs-ithiadiaz-gly-ibsdap 

bhs-25methiaz-gly-betah35dc 

bhs - 2 5 thi a z -me t -be t ameph 

tolhs-25methiaz-bala-betainyl 

phhs-25thiaz-gly-beta23meoph 

phhs-24thioph-gly-betafu2 

phhs-me24oxaz-gly-betadcph 

tolhs-25thiaz-bala-betah3 5dc 

bhs - 2 4 thi oph-ba 1 a -p s dapc h 

bhs-me24thioph-gly-beta34meoph 

tolhs-me24thiaz-ala-betaph 

phhs-25methiaz-bala-betaibph 

phhs-24thiaz-gly-aspbzla 
tolhs-25methiaz-bala-betabdimo 
bhs - 2 4 t hi oph- a 1 a -be t admph 
gua-42pym-gly-betahcbph 
ibhs-25oxaz-bala-betamesu 
ibhs-25thiaz-bala-betahcbph 
bhs -2^thi^z^g_ly-be > tabedi ox 
bhs-24thiaz-ala-betamesu~ 
gua-42pym-gly-betaet 
bhs-oxadiaz-bala-betathiome 
ibhs-25thiaz-gly-betahb 
tolhs-ithiadiaz-bala-betadcphtb 
bhs-24thiaz-bala-betaoxaz 
bhs-24thioph-gly-zdap 
bim-nme 3 5 py r - ba 1 a -be t apy 
i.bb-3 - I thLadi^z -gly- be z *2 3meooh 
bhs - 2 5 chi a z - al a. -be c a3 4m a oph 
t o lfis ^e 2*5 tffioph"-6a la^betadcph 
bhs-ithiadiaz-bala-betaol 
phhs-24thiaz-gly-betacbph 
phhs-2 5methiaz-bala-betab.enfu 
b im-nme 3 5 py r -leu-bet apy 
2py-3 5 f ur-leu-zdap 
ibhs-? 4thioph-gly-betabpy 
tolhs-2 5thiaz-bala-betathiome 
: phhs-24thioph-bala-busu2be 
: tolhs-oxadiaz-gly-betaphethio 
: dhim-2 6py-ala-betathioph 
: phhs-nme3 5pyr-gly-beta34dcph 
: ibhs-2 5oxaz-bala-beta23meoph 
: bhs-25thiaz-ala-zdap 
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1098: dhthi-24thiaz-bala-betadcph 
1099: bhs-nirie35pyr-bala-betaoxaz 
1100 : ibhs-25methiaz-bala-betapytb 
1101: ibhs -nme3 5pyr-gly-be t apy tb 
5 1102: tolhs-24thiaz-bala-betamesu 
1103: bhs-24thioph-gly-betafu3 
1104 : tolhs-oxadiaz-gly-betabenf u 
1105 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaf bph 
1106 : bim-ithiadiaz-bala-zdap 
1107 : gua-25thioph-gly-suabu 

10 

1108 : bhs-oxadiaz-gly-betathiobe 
1109 : phhs-25oxaz-gly-betaf luo 
1110: 2py-me25oxaz-leu-psdap 
1111 : ibhs-2 5oxaz-bala-betahni 
1112 : ibhs-oxadiaz-gly-betaol 

15 1113: tolhs-25thiaz-gly-betaftrif 
1114 : tolhs-25oxaz-bala-betabdimo 
1115 : tolhs -?5oxaz -gly-asppha 
i l.l 6 : oas v:niiz -iii -oacipn 

1117 : tolhs-24thiaz-gly-betaf bph 

20 1118: 2py-oxadiaz-gly-psdap 
1119: bhs-2 5thiaz-bala-betahb 

1120 : bim-3 5fur-leu-psdap^ — ~- — 

1121 : bhs-ithiadiaz-nmgly-ibsdap 

112 2 :_ bhs-24oxaz^ala-betameph 

25 1X23_ : _ b hs -nme 35 p vr - Jpa 1 a - b e t apyr 
1124 : bhs-nme3 5pyr-ala-betapy 
1125 : tolhs-24thioph-gly-betaf trif 
1126 : phhs-25oxaz-gly-betaphethioa 
1127 : tolhs-nme3 5pyr-gly-csdap 
1128: 2py-2 5fur-bala-zdap 

30 1129: 2py-24oxaz-leu-psdap 

1130 : tolhs-24thiaz-bala-zdapch 
- 1131: phhs-oxadiaz-gly-betaoxope 
.113 2: ibhs -2 4 z hi a z -bal a. -bacapym 
1 13 3 : .chpym- 2 4 chi a z - g ly- he C a 3 5 dbph 

35 1134: phhs-ithiadiazT-bala-betadmph 
1135 : phhs-me25thiaz--leu-betaph 
113 6 : phhs-nme35pyr-bala-betadcphch 
1137: .-2py-me24thiaz-bala-be-taph- 
1138 : phhs-me24thioph-ala-betapy 
1139 : ibhs-25thiaz-bala-csdap 

40 

1110 : "olhs -oxadiaz -bala-betaamibe 
1141 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betabenfu 
1142 : bhs-25thiaz-gly-betainyl 
1143 : bhs~2 5thiaz-gly-betahdcph 
1144 : phhs-25thiaz-gly-betacph 
45 1145: phhs-oxadiaz-gly-betafph 
1146 : phhs-2 5oxaz-gly-betapym 
1147 : tolhs-24thiaz-bala-betacph 
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1148 : 2py-me24thioph-ala-betaph 
1149: ibhs-24thiaz-bala-betaipro 
1150: hyd-25thiaz-bala-betameph 
1151: bim-52thiaz-ala-betapy 
5 1152: bim-me25thiaz-ala-beta34meoph 
1153: bhs-oxadiaz-bala-betabmph 
1154: dhim-24thiaz-ala-psdap . . 
1155 : ibhs-24thioph-bala-zdapee 
1156: gua-25thiaz-gly-betahbcph 
1157 : bhs-ithiadiaz-bala-betabthioph 

10 1158: tolhs-24thiaz-bala-betal3bendi 
1159 : bim-me24oxaz-ala-beta34meoph 
1160: bim-me25oxaz-gly-betapy 
1161 : 2py-25methiaz-gly-aspibua 
1162: bim-25thiaz-leu--betapy 

15 1163: bhs-25thiaz-gly-betah35dc 
1164 : tolhs-25thiaz-bala-betafbph 
1165 : bhs-24thioph-bala-csdap 
LIS 5 : ihiui- i 5 znj.a.2 -jly - oe - i^ajpa 
1167 : bhs-25oxaz-nmgly-betacthioph 

20 H68: tolhs-24thiaz-gly-betadcphtb 
1169: 2py-25methiaz-bala-psdap 
117.0 : bim r ithiadiaz-gly-betadcph__ 
1171 : bim-25fur-gly-psdap 
1172 : tolhs-ithiadiaz-gly-psdapch 
1173: bhs - 5 3 pyra zo^g ly- be t ad c ph 

25 1174: ibhs-oxadiaz-bala-betahb 

1175 : bhs-nme35pyr-gly-betaanaphth 
1176: phhs-25thiaz-bala-psdapch 
1177 : tolhs-oxadiaz-bala-betahmo 
1178 : tolhs-25methiaz-bala-betathio3 

30 1179: bim-25oxaz-ala-psdap 
1180: bim-42nmeim-gly-betapy 
. 1181:- ibhs-nme3 5pyr-bala-betah3 5dc 
113 2 : -o Iho - 2 4thioph-;jly-betabthioph 
1133 : c.olhs-25mschiaz-bala-bacadico 

35 1184: thpym-25thiaz-bala-psdap 
1185: bhs-25oxaz-gly-zdap 
1186 : bhs-2 5thiaz-phe-betameph 
1187: bhs-25methiaz-gly=beJLathijabe_. - 
1188: bhs-nme35pyr~bala-betameph 
1189 : phhs-ithiadiaz-gly-betaoxope 

do 

1190: tolhs-24thiaz-gly-betabpy 
1191: phhs-ithiadiaz-bala-psdap 
1192: bgua-42nmeim-gly-betadcph 
1193: dhim-24oxaz-gly-betainyl 
1194 : impy-2 5oxaz-gly-betampy 
45 1195: bhs-2 5methiaz-bala-betadmoph 
1196 : gua-2 4thiaz-gly-betadito 
1197 : ibhs-ithiadiaz-gly-busu2be 
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1198 
1199 
1200 
1201 
1202 
1203 
1204 
1205: 
1206: 
1207: 
1208: 
1209: 
1210: 
1211: 
1212: 
1213: 
1214: 
1215: 
l 2 i 6: 
1217: 
1218: 
1219: 
1220: 
1221: 
1222: 
1223: 
1224: 
1225: 
1226: 
1227: 
1228: 
1229: 
1230: 
1231: 
12 3 2 : 
1233: 
1234: 
1235: 
1236: 
1237: 
1238: 
1239: 
12 40 : 
1241: 
1242: 
1243: 
1244: 
1245: 
1246: 
1247: 



: bhs-oxadiaz-bala-betadito 
: ibhs-24thiaz-bala-betaphethioa 
: ibhs-ithiadiaz-bala-betatrif 
: bhs-24thioph-ala-psdap 
: ibhs-nme35pyr-bala-betahdbph 
; bhs-24thioph-bala-psdap 
2py-25thiaz-gly-betatbuph 
ibhs-24thioph-bala-beta3quin 
ibhs-ithiadiaz-bala-betaoxaz 
bhs -me 2 4 oxa z -g ly- z dap 
gua-24thiaz-gly-betah35dc 
ibhs-24thioph-gly-betatrif 
tolhs-25methiaz-gly-betambiph 
thpym-26py-gly-betadcph 
phhs-24thioph-bala-betahmph 
ibhs-25methiaz-bala-betadmph 
tolhs-24thioph-gly-betafphe 
tolhs-2 5oxaz-bala-betabnaphth 

pahs-2 6py-gly-be tapy 

2py-24im-gly-betadcph 

t olhs-nme3 5pyr-bala-betapytb 

phhs-nme3 5pyr-gly-betapyee 

bhs-25thiaz-bala-betabmph 

gua-42pym-gly-betadmoph 

i bR ^nme35 pS^b^ 

ibhs-25methiaz-gly-betainyl 

bhs-24thiaz-gly-betahcbph 

ibhs-24thiaz-bala-psdap 

bhs-triaz-ala-zdap 

dhim-24thiaz-ala-betameph 

ibhs-24thiaz-bala-betapych 

ibhs-25methiaz-gly-betapxope 

tolhs-24thiaz-bala-betahbcph 



~oLh3 - 2 4thiooh 



- 3" 1 y - be c 3. ~ h i a 3 



-olhs -oxadiaz -jLy-h^z^pyca 

t o 1 hs - 2 4 1 hi a z -ba la -betatbupH 

2 py-2 5 oxa z - 1 eu-be t adcph 
ibhs-24thiaz-gly-betadito 
t o 1 hs - 2 5 1 hi a z -^ba 1 a =be.t act hioph.. 
phhs-24thiaz-bala-betaimid 
ibhs-25methiaz-gly-betabnaphth 
ih im- 2 4 oxa z - a 1 a -be t ameph 

phhs-oxadiaz-gly-bet:a34meoph 
2py-oxadiaz-bala-asppha 
phhs-nme35pyr-gly-aspibua 
ibhs-nme3 5pyr-gly-beta!3bendi 
bhs-oxadiaz-gly-betahb 
tolhs-24thioph-gly-beta4bph 
ibhs-25oxaz-bala-betah3 5dc 
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1248: 
1249: 
1250: 
1251: 
1252: 
1253: 
1254: 
1255: 
1256: 
1257 
1258 
1259 
1260 
1261: 
1262: 
15 1263: 
1264: 
1265 : 

1267: 
2Q 1268 : 
1269: 
1270: 
1271: 
1272 : 
'1273: 
1274: 
1275 : 
1276: 
1277: 
1278 



53 

ibhs-25thiTT-gly-betaoxope 
thpym-25thioph-gly-betahcbph 
tolhs-25oxaz-bala-betahmofu 

bhs-42pym-ala-psdap 
bhs-24thiaz-nmgly-betaipro 
ibhs-nme3 5pyr-gly-betahmof u 
phhs-ithiadiaz-gly-betapym 
ibhs-24thioph-bala-betahbcph 
tolhs-oxadiaz-bala-betadcphch 
phhs-24thioph-bala-betabmph 
phhs-25oxaz-bala-betaftrif 
2py-thiadiaz-ala-betadcph 
: P hhs-me25thiaz-leu-psdap 
: P hhs-nme35pyr-gly-betapych 
: bhs-oxadiaz-bala-betafu3 
: 2pmhs-42nmeim-bala-betameph 
: ibhs-oxadiaz-bala-betabmph 
• ibhs-25thiaz-bala-beta23meoph 



25 



bhs-24thiaz-ser-betapy 
bhs-24thiaz-met-betadcph 
bhs-ithiadiaz-gly-betacthioph 

bhs-42pym-gly-betainyl 
2py-triaz-bala-zdap 
2py-me24oxaz-ala-zdap 
phhs-24thioph-bala-betahc 
tolhs-24thioph-bala-psdapch 
phhs-oxadiaz-gly-betainyl 
bhs-25thiaz-nmgly-betamesu 
ibhs-24thioph-bala-beta34dcph 
phhs-nme3 5pyr-bala-betameph 
30 1279: phhs-24thioph-bala-betaamibe 
1280: 2py-oxadiaz-leu-psdap 
1281: bim-25thiaz-ala-betadcph 
.1 23 2: b im- 3 5 chi oph-g Ly - ^dap 
1233: bira-35py-gly-2dap 
1284: ibhs-25oxaz-bala-betapyee 
1285: tolhs-me24thiaz-bala-zdap 
1286 : tolhs-25thiaz-bala-betadito 
1287: phhs-oxadiaz-gly-betadtrif 
1288 : bhs-24thioph-gly-betathiobe 
1289 : bhs-25thiaz-gly-betaphethioa 
40 1290: tolhs-25pxaz-gly-betahc 
1291: bhs-25oxaz-gly-becaimid 
1292 : tolhs-oxadiaz-bala-betaipr 
1293: phhs-24thiaz-gly-betapyr 
1294 : bhs-me25thioph-gly-betadcph 
45 1295: phhs-nme35pyr-bala-betadmoph 
1296: phhs-24thioph-bala-betabpy 
1297 : phhs-24thioph-bala-beta23meoph 
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54 



1298: 
1299: 
1300: 
1301: 
1302: 
1303: 
1304: 
1305: 
1306: 
1307: 
1308: 
1309: 
1310: 
1311; 
1312 : 
1313: 
1314: 
1315 

_ J - D 

1317: 
1318: 
1319; 
1320.; 
1321; 
1322; 
1323J 
1324: 
1325: 
1326: 
1327: 
1328: 
1329: 
1330: 
1331: 
.! 3 3 2: 
13 3 3 : 
1334: 
1335: 
1336: 
1337: 
1338: 
1339: 
1340 : 
1341: 
1342: 
1343: 
1344: 
1345: 
1346: 
1347: 



phhs-24thiaz-bala-zdapch 

bhs-42oxaz-bala-zdap 

ibhs-ithiadiaz-bala-betadcphee 

phhs-nme3 5pyr-bala-betambiph 

bim- 4 2 nme im-ba 1 a -be t ac bph 

tolhs-25thiaz-bala-beta34dcph 

hs-25methiaz-bala-betapy 

dhim-42pym-gly-betapy 

bhs - 4 2 oxa z - 1 eu -be t apy 

bhs - 2 4 1 hi a z -nmgly-betadmph 

dhim-25thiaz-ala-psdap 

phhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t ame t hi 

phhs-me24thiaz-ala-betaph 

ibhs-24thioph-gly-betameph 

gua-24oxaz-gly-betaheph 

bhs-ithiadiaz-gly-betal3bendi 

bhs-ithiadiaz-bala-betahcbph 

bhs-nme3 5pyr-gly-betaheph 

oris - i 5 z:\ -x z - - ~D3d-sp 

tolhs-25oxaz-bala-betadmoph 

b im- 2 5 1 h i ophme-gly- z dap 

bhs-nme3 Spyr-nmgly-betabnaphth 

2py- 2 4 thi pph-ba 1 a-be tahni 

phhs-oxadiaz-bala-psdapch 

ibhs-25thiaz-bala-betabediox 



t o lhs-2 5"oxaz^gly^be taf phe- — — 

ibhs-25methiaz-bala-beta4bph 

tolhs-25thiaz-gly-betadbph 

dhim-2 6py-gly-zdap 

ibhs -2 4 thioph-gly-be t ac thi oph 

2py-ithiadiaz-gly-psdap 

tolhs-me25oxaz-ala-betaph 

i bhs -nme 3 5 py r - g 1 y-be t ame t h i oph 

bhs-ithiadiaz-bala-betabpy 

bhs -oxadia? -bal a -bet abph 

L b hs - o x ad i a z_- g ly_ - betamoy .__ 



dhthi-2 6py-gly-bet"apy 

bhs-25thiaz-gly-betadmph 

bim-25methiaz-gly-betaomebendi 

t olhs-2 5_t hi a z -ba 1 a-b e t adhb f u 

bhs-oxadiaz-nmgly-beta34meoph 

bim-nme3 5pyr-bala-asppha 

?py-42nmeim-gly-betaf phe 

bhs-3 5thioph-gly-psdap 

2 py- 4 2 nme im-ba 1 a-be t aanaph t h 

phhs-25thiaz-gly-psdapch 

bhs-25methiaz-bala-betabdimo 

tolhs-me24oxaz-gly-betaph 

ibhs-24thioph-bala-betadito 

bhs-24thioph-nmgly-betabnaphth 
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1348 : bhs-oxadiaz-bala-betadcphtb 
1349: bhs-26py-ala-psdap 
1350: bhs-24thioph-nmgly-betamesu 
1351: tolhs-oxadiaz-bala-betaimid 
5 1352: bhs-ithiadiaz-nmgly-betadito 
1353: phhs-25methiaz-bala-zdapee 
1354 : bhs-ithiadiaz-bala-betaphethioa 
1355 : impy-24thioph-gly-betambiph 
1356: bhs-ithiadiaz-gly-betafu2 
1357 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betathioph 
10 1358: phhs-25oxaz-bala-suabu 

1359 : bhs-25methiaz-bala-betacbph 
1360: phhs-me24oxaz-bala-betadcph 
1361: dhim-25thiaz-gly-betadtrif 
13 62 : bhs-24thioph-bala-betathiome 
15 1363: phhs-25oxaz-gly-beta34dcph 
1364: tolhs -me 2 5 oxa z -ba 1 a -be t adcph 
13 65 : ibhs-25thiaz-gly-betaamibe 

1367 : 2py-24thiaz-gly-aspaba 
20 1368 :■ gua-24thioph-bala-betadcph 

1369: tolhs-24thioph-gly-betamethioph 
1370: gua-24thiaz-gly-betaph 
1371: 2py-2 5methiaz-bala-aspibua 
1372 : ibhs-25oxaz-gly-zdaptb 

1373: phhs-me-2 5 th-i-az— 1-eu- befead^ph- - 

2;5_ 1374 : bhs-nitie35pyr-bala-psdaptb 
1375 : bhs-25methiaz-gly-betahcbph 
1376 : ibhs-25methiaz-gly-betah3 5dc 
1377: bhs-24thiaz-bala-aspaba 
1378 : tolhs-ithiadiaz-bala-beta!3bendi 
30 1379: bhs-ithiadiaz-bala-betaph 
1380 : tolhs-oxadiaz-gly-betao.xope 
... . -1381: 2py-thiadiaz-gly-betapy 

? 3 32: phhs- >4thiaz -bala-betaphethioa 
13 33: gua-2 4thiaz -giy-becai 5dbph 
35 1384: bim-26py-gly-betainyl 

1385: pahs-25thiaz-bala-betameph 
1386: bim-thiadiaz-ala-psdap 
1387: bhs-me24thiaz-leu-beta34me^p^ 
1388: phhs-25oxaz-gly-betambiph 
1389 : phhs-oxadiaz-gly-betaomebendi 
40 1390: phhs-2 5oxaz-bala-betamethioph" 
1391 : dhim-24thiaz-gly-becapy 
1392: bim-24thioph-nmala-betadcph 
1393: bhs-nme35pyr-gly-betampy 
1394 : 2py-me24oxaz-bala-betapy 
45 1395: 2py-25thioph-gly-zdap 

1396 : ibhs-24thioph-bala-betah3 5dc 
1397 : phhs-me2 5thioph-gly-betadcph 
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1398: 
1399: 
1400: 
1401: 
1402: 
1403: 
1404: 
1405: 
1406: 
1407: 
1408: 
1409: 
1410: 
1411: 
1412: 
1413: 
1414: 
1415: 
L'A IS : 
1417: 
1418: 
1419: 
142.0: 
1421: 

1422 : 

1423 : 
1424: 
1425: 
1426: 
1427: 
1428: 
1429: 
1430 : 
1431: 
.143 2 : 
.1433 : 
1434: 
1435: 
1436: 
1437: 
1438: 
1439: 
1440 : 
1441: 

1442 : 

1443 : 
1444: 

1445 : 

1446 : 

1447 : 



bhs - 2 4 t hi oph-ba 1 a -be t apym 

tolhs-24thioph-gly-aspbzla 

ibhs-25thiaz-bala-betapyee 

tolhs -nme3 5 pyr-gly-be tapyee 

bhs-25oxaz-gly-betahdcph 

bhs-25oxaz-gly-beta4bph 

ibhs-24thiaz-bala-beta4bph 

bim-ithiadiaz-bala-betapy 

ibhs -nine 3 5pyr-ba 1 a-be t abdimo 

2py-25thiaz-gly-aspibua 

bhs-25oxaz-ala-betabpy 

bhs-oxadiaz-gly-betahbcph 

bim-me25thioph-leu-betaph 

bhs-24thiaz-bala-betadito 

dhim-24oxaz-gly-betadcph 

tolhs-ithiadiaz-gly-betahcbph 

bhs-nme35pyr-leu-betapy 

tolhs -nine 3 5pvr-bal a-be taol 

tolhs -nme3 5pyr-gly-betac thioph 
tolhs-nme35pyr-bala-aspbzla 
2py-me24thioph-gly-beta34meoph 
dhpyrr^24thiaz-gly-betadcph 
bhs-24thiaz-gly-betaet 
bim-24thiaz-ninala-betadcph 
_ i bhs -nine 3 5~pyr -=gT y -be t ambxp l: 
tolhs-ithiadiaz-gly-ibsdap 
tolhs - 2 5 oxa z -g ly-be t ac t hi oph 
tolhs-24thioph-gly-betadhbfu 
bhs-me25thiaz-ala-betaph 
phhs-25thiaz-bala-betameph 
bhs-24thiaz-ala-beta34dcph 
i bhs -nme 3 5 py r -ba 1 a -be t apy r 
2py-me2 4 thioph- leu-be tapy 
bhs-24thiaz -baLa-bstatu2 
bhs-i chiadiaz -bala-becaamibe 



bhs - 2 5me thiaz-ala^betadnlopli 
bim-me 2 4 thi a z -gly- zdap 
bim-2 5methiaz-bala-csdap 

2 py-me 25oxaz-al a=be t a 3_4me oph 

phhs-oxadiaz-gly-ibsdap 
phhs-2 5thiaz-bala-betabph 
bhs - 2 5me t h i a z - =i 1 a -be t a 3 4 dcph 
tolhs -oxadiaz-bala-be tapyee 
ibhs-oxadiaz-bala-betaanaphth 
tolhs-25oxaz-bala-betathiobe 
2pmhs-24thiaz-bala-beta4bph 
ibhs-ithiadiaz-gly-ibsdap 
phhs-2 4thioph-bala-aspaba 
tolhs-24thiaz-bala-betaamibe 
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1448 : bhs-25methiaz-gly-betaanaphth 
1449: bhs-24thioph-gly-betaph 
1450: bhs-oxadiaz-bala-betahb 
1451: bhs-52thiaz-gly-betapy 

5 1452: ibhs-oxadiaz-bala-betaf luo 
. 1453 : phhs-nme35pyr-bala-betadtrif 
1454: phhs-25oxaz-bala-betapyr 
1455: bhs-25methiaz-bala-betaipr 
1456 : ibhs-24thiaz-gly-beta35dbph 
1457: ibhs-25thiaz-gly-psdapch 

10 1458: bhs-24thiaz-bala-betatbuph 

1459: tolhs-ithiadiaz-bala-betadmoph 
1460 : ibhs-25thiaz-gly-betaf trif 
1461: bhs-25methiaz-ala-betafphe 
1462: sabhs-42pym-gly-betapy 

15 1463: phhs-me25thiaz-bala-zdap 
1464: phhs-24thiaz-gly-betaibph 
1455 : ?pv-?5methiaz-gly-betacthioph 
l 15 6 . ihiai- > 5 :aiopn -gLy ^ecioy 
1467 : bim-me24thiaz-bala-psdap 

20 1468: ibhs-24thioph-gly-betabnapht:h 
1469: tolhs-25methiaz-bala-betaoxope 
1470: sabhs-2 5oxaz-bala-betairieph 
1471 : tolhs-25methiaz-gly-beta34dcph 
147 2^ ibhs-oxadiaz-bala-betathiome 
"1.14 73T" d]Tim^4"2p^-gry^ 

25 1474: 2py-25thiaz-leu-betapy 

1475: ibhs-25thiaz-gly-betah35dc 
1476: bhs-25oxaz-bala-betathiobe 
1477: bhs-oxadiaz-nmgly-betamesu 
1478: bhs-oxadiaz-bala-betaol 

30 1479: phhs-oxadiaz-gly-aspbzla 
1480: hs-25thiaz-gly-betapy 
1481 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaomebendi 
.143 2 : ~ 3 Las - I Synechia 2 -bala -ba~a4bph 
1433 : phhs-ichiadiaz-bala-csdap 

35 148~4: bim-25py-gTy^zBip ~ ~ 

1485: ibhs-24thioph-gly-betafbph 
1486 : impy-2 5methiaz-gly-betambiph 
1487 : 2pmhs-25thiaz-bala-betamethioph 
1488 : tolhs-24thioph-bala-betaf luo 
1489 : ibhs-ithiadiaz-gly-aspaba 

40 1490 : phh3-25msthiaz-bala-betacph 
1491 : bhs-nme3 5pyr-gly-betatos 
1492 : dimethpym-25thiaz-gly-betadcph 
149 3 : ibhs-oxadiaz-bala-betaimid 
1494 : tolhs-24thioph-bala-betaoxope 

45 1495: bhs-nme3 5pyr-bala-betamethioph 
149 6 : 2py-me24thiaz-leu-betaph 
1497 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betahni 
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1498: 
1499: 
1500: 
1501: 

1502 : 

1503 : 
1504: 

1505 : 

1506 : 
1507: 
1508: 
1509: 
1510: 
1511: 
1512 : 

15 1513: 
1514: 
1515 : 

1517 : 

20 1518 : 
1519: 

1520: 

1521: 

1522 : 

1523: 

2V ~1524: 

1525: 

1526: 

1527: 

1528: 

30 1529: 

1530: 

1531: 

1532 • 

1 5 3 3 : 

1534: 

1535: 

1536: 

1537: 

1538: 

1539: 

1540: 

1541: 

1542: 

1543: 

1544: 

45 1545: 

1546: 

1547 : 



35 



40 



phhs-oxadiaz -gly-be tacthioph 
bhs-25thiaz-gly-busu2be 
ibhs-oxadiaz-bala-betaipro 
tolhs-25thiaz-bala-betadmoph 
bhs-25methiaz-ala-betainyl 
bhs -2.5 oxa z -ba 1 a -be t ahc bph 
ibhs-ithiadiaz-gly-betacthioph 
tolhs-nme3 5pyr-bala-betaomebendi 
phhs-24thioph-bala-betaipr 
tolhs-25methiaz-gly-betaoxaz 
tolhs-nme3 5pyr-bala-betaamibe 
bhs-25thiaz-bala-betaheph 
ibhs -2 4 thioph-gly-asppha 
phhs -oxadi a z -ba 1 a-be t admoph 
2py-25thiaz-ala-betameph 
bhs-thiadiaz-ala-zdap 
bhs-24thiaz-bala-betafph 
2pmhs-2 5thiaz-bala-betabmph 

bim-me2 5 chioph-bala-zdap 

bhs-25met;hiaz-gly-aspibua 

bhs-nine35pyr-nmgly-beta34dcph 

gua-24thiaz-gly-betafu2 

phhs-oxadiaz -gly-be tambiph 

bhs-24thioph-bala-aspaba 

phhs^2_4.thlaz-crlv -be ta3 5dbph 

ibhs-2 4 thioph-gly-betaipro 

bhs-ithiadiaz-bala-psdapch 

bhs - 2 5 oxa z -gly-be t ame t hi oph 

bhs-25thiaz-ala-beta34dcph 

bhs-ithiadiaz-bala-betaipro 

bhs-25oxaz-gly-betah3 5dc 

gua-25thioph-gly-betah3 5dc 

bhs - 2 5 oxa z -g ly-be t abph 

bhs -oxadi a z-bal a-be taphethio 

Lmpy -24 thi a z -bal 3. -p 3 dap 

bhs-25met-hiaz-g.ly-Jae.taol 

phhs-25oxaz-bala-betapytb 

tolhs-25oxaz-bala-zdaptb 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betadcphee 

bgua-25thioph-gly-betameph 

bhs-oxadiaz-gly-betathio3 

ibhs-2 5 thiaz -gly-be tahc 

gua-24chiaz-gly-becacaioph 

2py-53pyrazo-bala-betapy 

phhs-ithiadiaz-gly-beta34dcph 

dhim-2 5 thioph-ala-be tadcph 

phhs-2 5thiaz-gly-betapy 

ibhs-2 5 thiaz-bala-betah3 5dc 

phhs-2 5methiaz-gly-psdap 
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1548: bhs-oxadia^ly-betafluo 
1549: impy-25thiaz-gly-betacbph 
1550: 2py-24im-bala-zdap 
1551- tolhs-oxadiaz-bala-betahb 
5 1552: phhs-25oxaz-bala-betaoxope 
1553: tolhs-25thiaz-gly-betaipr 
1554: ibhs-oxadiaz-bala-csdap 
1555: ibhs-24thiaz-gly-betampy 
1556: bim-thiadiaz-gly-betadcph 
1557 : 2py-me24thioph-bala-betadcph 
10 1558: bhs-ithiadiaz-nmgly-betadhbfu 
1559: phhs-25oxaz-bala-betathioph 

1560: ibhs-25oxaz-bala-betaol 

1561- bhs-nme35pyr-gly-betaoxope 
1562 : phhs-ithiadiaz-bala-betathiobe 
15 1563: 2py-25methiaz-leu-zdap 
1564: tolhs-25thiaz-gly-betafu2 
1565 : phhs-24thioph-bala-betahni 

L567 : ibhs-ithiadiaz-gly-betapbipn 
20 1568: tolhs-oxadiaz-gly-betatos 
1569: bim-triaz-bala-betapy 
1570: tolhs-25oxaz-bala-betafphe 
1571: bhs-ithiadiaz-nmgly-betathio3 
1572: 2py-me25thioph-gly-zdap 

1 57 o-l-hs- 2-5 oxa z=giy-c s dap*-^--^—- 

25 ^574: 2py-thi"adiaz-gly-psdap ' a,UC3: 
1575: bhs-52thiaz-gly-betainyl 
1576: phhs-ithiadiaz-gly-betahmo 
1577 : ibhs-25thiaz-gly-betathiome 
1578: 2py-oxadiaz-bala-betapy 
30 1579: 2prnhs-24thiaz-bala-betathioph 
1580: bim-25thiaz-bala-betahc 
1581: bim-triaz-leu-psdap 
1 ? hhs-^5mathiaz-bala-aspibua 
1-533 • bh3-m S 24chiooh~bala-b3ta34msoph 
, 5 1584 : phlis-2-5oxa-z-g-l-y-be-t-ad G ph-tb^ 
1585: tolhs-ithiadiaz-gly-beta4bph 
1586 : ibhs-25oxaz-bala-betamethioph 
1587: P hhs-ithiadiaz-gly-betah35dc 
1588: bhs-25methiaz-gly-betahdbph 
1589: gua-25thiaz-gly-betahdbph 
40 1590: 4pmhs-24thiaz-bala-betameph 
L591: bhs-ichiadiaz-gly-becainyl 
1592 : tolhs-25Pxaz-bala-betah35dc 
1593: 2py-25fur-bala-psdap 
1594: nmhs-24thiaz-gly-psdap 
45 1595: phhs-25methiaz-bala-betadcphee 
1596 : ibhs-25methiaz-bala-betabph 
1597: ibhs-oxadiaz-bala-betabph 
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1598: 
1599: 
1600: 
1601: 
1602: 
1603: 
1604: 
1605: 
1606: 
1607: 
1608: 
1609: 
1610: 
1611: 
1612: 
15 1613: 
1614: 
1615: 
„ ; - 3 . 
1617 : 
20 1618: 
1619: 
1620: 
1621: 
1622: 
1623: 
16247 
1625: 
1626 : 
1627: 
1628: 
30 1629: 
1630: 
1631: 
153 2 : 
L 5 3 3: 
35 !"4: 
1635: 
1636: 
1637: 
1638 : 
1639: 
1640: 
1641: 
1642: 
1643: 
1644: 
45 1645: 
1646 : 
1647 



ibhs-ithiadlaz-bala-betahbcph 

2py-triaz-ala-zdap 
bhs-nme35pyr-ningly-beta3quin 

dhim-25thioph-ala-zdap 

bhs -me 2 4 oxa z - 1 eu-be t a 3 4me oph 

phhs-25met:hiaz-gly-aspaba 

bhs -nme3 5pyr-bala-be t adtr i f 

tolhs-24thioph-bala-betadtrif 

bhs-25methiaz-bala-betahb 

2py-24thiaz-ala-betainyl 

bhs-25thiaz-gly-betaph 

tolhs-oxadiaz-bala-betabediox 

bhs-oxadiaz-bala-betaoxope 

bhs -25thiaz- rung ly-be t a anaph t h 

phhs-24thioph-gly-betadmph 

phhs-25methiaz-gly-betainyl 

gua-24thiaz-gly-betadcph 

bhs-24thioph-bala-betadcphee 




25 



40 



v - o- 



bhs-chiadiaz-ala-becapy 

bim-me2 5 oxa z - leu-psdap 

2 py-me 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t aph 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betabediox 

bhs -2 5me thia"z-ala-beta3 4meoph 

tolhs-ithiadiaz-gly-betadmoph 

hhs-9.4t:hiaz-n mala-betapy 

~ 2py-triaz-leu-betadcph 
ibhs-24thioph-bala-betaibph 
phhs-me2 5oxaz-ala-betaph 
gua-24oxaz-gly-betaph 
phhs-ithiadiaz-gly-betapych 

bhs -me 2 4 oxa z - 1 eu- zdap 
ibhs-25thiaz-bala-betamethi 
bim- 4 2 oxa z - 1 eu-ps dap 

bh 3 - 2 5 1 h i a z - hoh 3 - be t ameph 
bhs -nine 3 5 pyr -nmgly -be c aboy 
2pmhs-2~5thiaz 1 bala-betal3bendi 
ibhs-ithiadiaz-gly-zdapch 
tolhs-oxadiaz-gly-psdapee 
bhs-2 5oxaz-ala-betainyl 



tolhs-2 5 thiaz -bala-suabu 

b im- 2 4 1 hi a z - 1 eu-be t adcph 

bhs-2 4thioph-gly-beta34dcph 

colhs-oxadiaz-giy-aspaba 

phhs-25thiaz-gly-betathiome 

phhs-24thioph-bala-psdaptb 

phhs-nme3 5pyr-bala-betabediox 

tolhs-oxadiaz-gly-betahcbph 

bhs-ithiadiaz-bala-betaomebendi 

phhs-24thioph-bala-betahph 
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1648: 2py-me25th3W!Th-ala-psdap 
1649: 2py-24thiaz-leu-betapy 
1650: 2py-25oxaz-gly-aspibua 
1651: sabhs-24thiaz-gly-betapy 
1652: phhs-25oxaz-gly-betahbcph 
1653 : tolhs-25methiaz-bala-betabph 
1654: bhs-ithiadiaz-bala-aspibua 
1655: dhim-2 6py-gly-betaoxaz 
1656: ibhs-oxadiaz-gly-beta4bph 
1657: bhs-24thiaz~nmgly-beta3quin 
1658: phhs-25methiaz-gly-betabph 
1659 : tolhs-25methiaz-gly-betathiobe 
1660: bhs-25thiaz-bala-zdapee 
1661: bim-24thiaz-bala-zdap 
1662: 2pmhs-42nmeim-ser-psdap 
15 1663: phhs-24thiaz-gly-betathio3 

1664 : bhs-24thioph-nmgly-betal3bendi 
1665 : phhs-2 5methiaz-gly-betaheph 

1667 : tolhs-me24chioph-ala-becadcph 
20 1668: ibhs-25oxaz-bala-betaipr 
phhs-me25thioph-ala-zdap 
ibhs-25thiaz-bala-betambiph 
tolhs-me2 5 thioph-ala-bet a3 4meoph 
ibhs-25thiaz-gly-betaphethio 
phhs-24thiaz-bala-betaomebendi 
ibhs-24thiaz-gly-beta34meoph 

bim-3 5 f ur-bala-betapy 
tolhs-25thiaz-gly-zdapee 
ibhs-25oxaz-gly-betatrif 
phhs-oxadiaz-gly-betamethioph 
2py-thiadiaz-bala-zdap 
bhs-24thioph-bala-zdapch 
bhs-25methiaz-bala-betafu2 
ibhs -oxadiaz -gly-psdap 
bhs oxadidz -jlv -bacaoyea 



25 



1669: 
1670: 
1671: 
1672: 
1673: 
1674: 
1675: 
1676: 
1677: 
1678: 
30 1679: 
1680: 
1681: 
L532: 
1 5 3 3: 
35 1684: 
1685: 
1686 : 
1687: 
1688: 
1689: 
1690: 
1691: 
1692: 
1693: 
1694: 
45 1695 
1696 
1697 



40 



bhs -me2 4 thioph-gly- z dap 
b im-me 25oxaz-ala-z dap 
bhs-25methiaz-gly-betaomebendi 
tolhs-2 5thiaz-bala-betahb 
2py-24thioph-bala-beta34dcph 
; ibhs-oxadiaz-bala-betapych 
: ibhs-24thioph-gly-betafu2 
: bhs-25oxaz-ala-becaiquin 
: bhs-24thioph~bala-betabediox 
: phhs-nme3 5pyr-gly-betapy 
: ibhs-ithiadiaz-gly-betamesu 
: bhs-25methiaz-gly-betabediox 
: phhs-25thiaz-gly-betafu2 
: 2py-24thiaz-bala-betaheph 
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1698: phhs-oxadiaz-gly-asppha 

1699 : ibhs-ithiadiaz-bala-psdap 

1700 : thpym-25methiaz-bala-psdap 

1701 : tolhs-25oxaz-bala-betabenfu 

1702 : ibhs-ithiadiaz-gly-betathio3 

1703: bhs-25methiaz-gly-betampy 

1704: bim-52thiaz-gly-betameph 

1705 : tolhs-nme35pyr-gly-beta23meoph 

1706 : bhs-ithiadiaz-bala-betaf trif 

1707: bhs-25oxaz-gly-betadmoph 

1708: phhs-24thiaz-gly-betainyl 

1709 : ibhs-25thiaz-gly-betaanaphth 

1710 : phhs-ithiadiaz-bala-betaphethio 

1711 : phhs-25thiaz-bala-betahdcph 

1712 : 4pmhs-25oxaz-gly-betapy 

15 1713: bhs-53pyrazo-ala-betapy 

1714 : phhs-nme3 5pyr-bala-betathioph 

1715 : bhs-nme3 5pyr-nmgly-betamesu 



25 



1717 : 2py-25oxaz-bala-becaphechioa 

20 1718 : bhs-25methiaz-bala-betafu3 

1719 : phhs-me24oxaz-leu-betadcph 

1720: bhs-25thiaz-ala-ibsdap 

1721 : bhs-ithiadiaz-gly-betabmph - 

1722 : bhs-ithiadiaz-bala-betadmoph 

1723 : phhs-25thiaz-gly-bet-atbuph^ 

1724 : 2py-42pym-ala-psdap~ ~ : _ rr— 

1725 : ibhs-nme35pyr-gly-betaoxaz 

1726: phhs-24thioph-bala-betafu3 

1727 : phhs-25oxaz-bala-betapbiph 

1728 : 2py-me25oxaz-ala-betapy 

30 1729: phhs-me24thiaz-gly-betaph 

1730 : bhs-25methiaz-nmgly-betaipro 

1731 : phhs-me24thiaz-leu-psdap 

1712 : gua-42pyrn-gly-bstaphsthio 

17 3 3: bhs-2 4thi Doh-gly-ba'saoxaz 

1-7 3-4-: bhs - oxadi-a z ^-ba l a -bet ahc_ 

173 5 : ibhs-nme35pyr-gly-betainyl 

1736 : tolhs-nme35pyr-bala-psdaptb 

1737 : bhs-oxadiaz-bala-betadmph 

1738 : phhs-ithiadiaz-gly-betafbph 

173 9 : phhs-25thiaz-gly-betahcbph 

1740 : tolhs-25oxaz-bala-betaibph 

L741 : tolhs-25oxaz-gly-oecapych 

1742 : bhs-24thiaz-ningly-betabnaphth 

1743: phhs-25methiaz-gly-zdap 

1744 : 2py-42nmeim-gly-betaipro 

45 1745: bhs-24thioph-bala-betaf ph 

1746 : ibhs-24thioph-bala-betambiph 

1747 : 2pmhs-42nmeim-gly-betahdcph 



35 



40 
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1748: 
1749 : 
1750: 
1751: 
1752: 
1753 : 
1754: 
.1755: 
1756: 
1757 : 
1758: 
1759 
1760 
1761 
1762 
15 1763 
1764 
1765: 

1767: 

20 1768: 
1769: 

177 0: 

1771: 

177 2: 

177 3: 

25 ~ 1774: 

1775: 

1776: 

1777 : 

1778: 

30 1779 

1780 

1781 
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17 3 2 : 
'1 7 3 3: 
1784: 
1785: 
1786: 
1787: 
1788: 
1789: 
17 9 0 
1791 
1792 
1793 
1794 
1795 
1796 
1797 
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2py-24thiaz^gly-zdap 
phhs-oxadiaz-bala-betamethi 
bhs-me25thiaz-bala-betaph 

bhs-triaz-ala-betadcph 
bhs-25methiaz-bala-betahmofu 

bhs-25thiaz-ala-betafphe 
phhs-oxadiaz-bala-betafluo 
phhs-24thiaz-bala-betabenfu 
2py-24thiaz-bala-aspbzla 

bhs-24thiaz-ala-psdap 
phhs-oxadiaz-gly-betapyee 
tolhs-25thiaz-bala-betaph 
; ibhs-24thioph-bala-betaheph 
: tolhs-24thioph-bala-zdaptb 

• tolhs-24thiaz-gly-zdapee 

• ibhs-ithiadiaz-bala-betaomebendi 

• phhs-ithiadiaz-bala-betamethioph 
: Ohhs -nme3 5pyr-bala-betathiobe 

: :--'->-* •* O -2 ~ i - P -~- ^ 

ibhl-25chiaz-bala-beca34dcph 
phhs-24thiaz-gly-psdaptb 
tolhs-24thioph-gly-betatos 
gua-26py-gly-betamethi 
bhs-oxadiaz-gly-betahmofu 
impy-42nmeim-gly-betahph 
bhs-2-4t-h-i-a-z-^ba-la-betadcphtb 
tolhs-ithiadiaz-gly-busu2be 
bim-me24oxaz-bala-beta34meoph 
tolhs-25methiaz-gly-betafu3 
tolhs-25oxaz-bala-aspbzla 
bhs-oxadiaz-ala-betacph 
phhs-ithiadiaz-bala-aspbzla 
ibhs-2 5 thiaz-bala-betaph 
tolhs-oxadiaz-bala-csdap 
Ibhs -oxadiaz -gly-betadtrif 
; ibhs - 2 5 chi a z -gly-bac adi c d ■■■ - 
t olhs -• 2 5 oxa z -ba-l-a -suabu-^^ 



bhs-ithiadiaz-bala-zdap 

bhs-2 5thioph-gly-psdap 

2py-24im-ala-zdap 

2 pmhs -25methiaz-gly-betaph 

phhs-25oxaz-gly-psdap 

bhs-24thioph~bala-betabenfu 

bim-me25oxaz-gly-becadcph 
bhs-oxadiaz-bala-betahmph 
ibhs-ithiadiaz-bala-betafph 
ibhs-25oxaz-bala-betacph 
ibhs-25methiaz-gly-betaipro 
; ibhs-24thiaz-gly-betabph 
: 2py-triaz-leu-betapy 
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1798: 
1799: 
1800: 
1801: 
1802: 
1803 : 
1804: 
1805: 
1806: 
1807: 
1808: 
1809: 
1810: 
1811: 
1812: 
15 1813: 
1814: 
1815 : 

1817 : 
20 1818: 
1819: 
1820: 
1821: 
1822: 
1 8-2-3-: 
"182 4: 
1825: 
1826: 
1827: 
1828: 
30 1829: 
1830: 
1831: 
1332 : 
13 3 3 : 
35 IB'3'4 :- 
1835: 
1836: 
1837: 
1838: 
1839: 
1340 : 
1841: 
1842 : 
1843: 
1844: 
45 1845: 
1846: 
1847 : 
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tolhs-nine35pyr-gly-zdapch 
bhs - thiadia z - 1 eu-be t adcph 
tolhs-ithiadiaz-bala-beta34dcph 
phhs-25oxaz-bala-betampy 
tolhs-nine3 5pyr-gly-betabediox 
phhs-24thiaz-gly-betabenfu 
ibhs-24thioph-gly-betaanaphth 
ibhs - 2 4 1 hi a z -ba 1 a -be t ab thi oph 
bhs-24thiaz-gly-betameph 
bhs - 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t aph 
ur-25oxaz-bala-zdap 
phhs-25thiaz-gly-betadcph 
ibhs - 2 4 thi a z -g ly-be t aphe thi o 
agua-2 4thioph-gly-psdap 
tolhs-24thiaz-bala-betadmoph 
phhs -nme 3 5 py r - g ly-be t aheph 
bhs-ithiadiaz-gly-aspbzla 
cima-2 5methiaz-bala-psdap 

phhs-oxadiaz-bala-becahcbph 
phhs-me24thiaz-ala-betadcph 
bim- 2 5 oxa z -gly-be t a f ph 
bhs-25methiaz-gly-betabenfu 
gua - 4 2 pym-g ly-be t abph 
bim-24thioph-bala-asppha 
— ibhs-oxadiaz -bala-befeame thi 
t olhs - 2 4 thi a z -bala-bet abedi ox 
tolhs-2 5oxaz-bala-psdap 
ibhs-25thiaz-bala-beta3 5dbph 
ibhs-2 5oxaz-gly-betamesu 
ibhs-24thioph-gly-betambiph 
bhs - 2 5 oxa z -g ly-be t ahcbph 
ibhs - 2 4 thi oph-gly-be t ahc 
2py-2 5methiaz-gly-asppha 
phhs -oxadiaz -g ly-be tacbph 
ibhs - i ^hiadiaz -ba La -be ta-Lpro 
bhs—2-5 1 hiaz - al-a- be tab' thi oph- n 
phhs-2 5thiaz-gly-aspibua 
ibhs-25methiaz-bala-betamesu 
bim-42nmeim-bala-betabediox 
tolhs-me25thioph-gly-betadcph 
ibhs-2 5methiaz-bala-betafbph 
phhs-2 5oxaz-gly-beta3 5dbph 
phhs-24thioph-bala-becaec 
ibhs-2 5oxaz-gly-betadcphee 
phhs - 2 5 oxa z -g ly-be t ad t r i f 
hs - 4 2 nme im-ba 1 a - z dap 
bim-2 5methiaz-gly-betaibph 
bim-thiadiaz-ala-betapy 
2 py-me 2 4 im-al a-be t apy 
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1848: bhs-24thiaz^giy-betamethioph 
1849 : tolhs-24thiaz-gly-beta23meoph 
1850: tolhs-nme35pyr-bala-zdaptb 
1851: ibhs-nme35pyr-gly-betah35dc 
1852: bhs-25thiaz-gly-betahph 
1853 : bhs-25thiaz-bala-betatbuph 
1854: ur-24thioph-gly-betadcph 
1855: tolhs-me25thiaz-gly-psdap 
1856: ibhs-24thiaz-gly-betafu2 
1857 : bhs-ithiadiaz-gly-betathiobe 
1858: bim-25fur-bala-betapy 
1859: phhs-25thiaz-gly-betahmph 
1860 : tolhs-nme35pyr-bala-betadbph 
1861: ibhs-oxadiaz-bala-betamesu 
1862 : ibhs-25oxaz-bala-betabediox 
15 1863: tolhs-oxadiaz-bala-betabnaphth 
1864: bhs-oxadiaz-bala-zdapee 
1865 : ibhs-24thiaz-bala-betafph 

1867: bhs-24thioph-gly-beLacri£ 
20 1868: 3pmhs-42nmeim-bala-zdap 

1869: phhs-nme3 5pyr-gly-betathioph 

1870: tolhs-nme3 5pyr-bala-busu2be ^ 

1871: bhs-24thiaz-gly-betaoxope" 
1872: tolhs-24thiaz-gly-betatrif 
1873: bhs-25methiaz-gly-betahmo — — ~ 
1874 : tolhs-oxadiaz-gly-betahph"" 7 ^ 
1875: phhs-ithiadiaz-gly-zdaptb 
1876: bim-42nmeim-bala-~betahmofu 
1877: 2py-thiadiaz-gly-zdap 
187 8: bhs-ithiadiaz-gly-betahmo 
30 1879: bim-25thiaz-gly-aspibua 
1880: bhs-nme3 5pyr-gly-betapy 
1881: bhs-ithiadiaz-ala-betapy 
L332 : Lbhs -nine 3 5 pyr -ba 1 a -be t a f phe 
L 3 3 3 : bh3-5 3pyrazo-bald -betadcoh 
1884 : ibhs--25methiaz-gly-betahcbph 
1885 : tolhs-2 5methiaz-gly-betaphethic 
1886 : bhs-24thiaz-bala-beta23meoph 

1887: ibhs-nme3 5pyr-gly-zdap 

1888 : bhs-2 5thiaz-gly-betadcphtb 
1889: gua-2 6py-gly-betacbph 
1890 : 2py-25thiaz-gly-betathio3 
1891 : colhs-24chioph-baia-becapyee 
1892: bhs-oxadiaz-gly-betaoxaz 
1893: ibhs-25thiaz-bala-betahdbph 
1894 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaheph 
1895: ibhs-24thiaz-gly-betahmofu 
1896 : tolhs-24thioph-bala-betaoxaz 
1897 : phhs-25methiaz-gly-betapbiph 
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1898 : tolhs-24thiaz-gly-betamethi 
1899 : tolhs-24thiaz-bala-betamethioph 
1900 : bhs-ithiadiaz-bala-betapyee 
1901: bhs-25thiaz-bala-zdaptb 
1902 : ibhs-nme35pyr-bala-beta34meoph 
1903: tolhs-me25thioph-ala-zdap 
1904 : ibhs-25methiaz-gly-betaamibe 
1905: phhs-25oxaz-bala-betabdimo 
1906: 2py-triaz-gly-betapy 
1907 : ibhs-25oxaz-bala-betadcphch 
1908: bhs-oxadiaz-nmgly-betadmph 
1909: bhs-24thiaz-bala-beta3 5dbph 
1910: tolhs-24thioph-gly-betapy 
1911: gua-26py-gly-betacthioph 
1912: bhs-25oxaz-bala-betapy 
1913: dhpyrr-2 5thiaz-gly-betapy 
1914 : tolhs-24thioph-bala-betapym 
1915 : ibhs-24thioph-bala-betapbiph 

1917 : bim-oxadiaz-bala-aspibua 
1918 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betadtr.if 
1919: tolhs-25thiaz-gly-betaf luo 
192 0 : phhs-oxadiaz-bala-bet:a23meoph 
1921 : tolhs-25oxaz-bala-beta34dcph 
1922 : 2py-me24oxaz-ala-betapy 
1923 : -tol-hs-25methia-z— gly=betapym 
~1924: phhs-nme3~5pyr-gly-betahdcph 

192 5 : tolhs-oxadiaz-gly-betafbph 
1926 : tolhs-25methiaz-bala-csdap 
1927: bhs-24im-gly-psdap 

1928 : 2py-me25oxaz-bala-beta34meoph 
1929: ibhs-25oxaz-gly-betahdbph 

193 0 : ibhs-oxadiaz-bala-betahcbph 
1931: phhs-24thioph-bala-csdap 

^32: - oihs - 2 4thi az -qiy-betameph 
19 3 3 : bhs -2 4 ch i oph- 'jly-ba c acbph 
1934: ibhs - 2 4 1 hiaz =g±y ^psdapee - 
1935: phhs-24thiaz-gly-betaf luo 
1936: gua-42pym-gly-betacthioph 
1937: bhs-25thiaz-bala-betadhbfu 
1938: bhs-oxadiaz-bala-betadhbfu 
1939 : phhs-25methiaz-gly-busu2be 
1940: phhs-24thiaz-qly-psdap 
1941 : ibhs-24thioph-bala-becachiobe 
1942 : phhs-ithiadiaz-gly-betatbuph 
1943 : tolhs-25methiaz-bala-betahmofu 
1944 : sabhs-24thioph-gly-psdap 
1945 : ibhs-25oxaz-gly-betaoxope 
1946 : tolhs-25thiaz-gly-beta34dcph 
1947 : phhs-nme3 5pyr-gly-betabph 
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1948: 
1949: 
1950: 
1951: 
1952: 
1953: 
1954: 
1955: 
1956: 
1957: 
1958: 
1959: 
1960: 
1961: 
1962: 
15 1963: 
1964: 
1965: 

_ ) 5 5 : 

1967: 

20 1968: 
1969: 

1970: 
1971: 
1972: 
1973: 
1974: 
1975: 
1976: 
1977: 
1978: 
30 1979: 
1980: 
1981: 

1932 : 

1933 : 
35 1984: 

1985: 
1986: 
1987: 
1988: 
1989: 
1990: 
1991: 
1992: 
1993 : 
1994: 
45 1995: 
1996: 
1997 : 



25 



67 

phhs-25thia^gly-betatrif 
bhs-ithiadiaz-ala-betadito 
bim-2 5 thiaz-ala-be t ameph 
2py-3 5 f ur-gly-betadcph 
ibhs-2 5methiaz-gly-betabdimo 
cima-24thioph-bala-psdap 
phhs-24thioph-gly-betafph 
ibhs-ithiadiaz-bala-betafphe 

b im- 2 4 im- 1 eu -b e t apy 
bhs-25thioph-gly-~betacph 
impy-24thiaz-bala-betainyl 
bim-2 5methiaz-bala-asppha 
bhs - 2 4 thi oph-ba 1 a -be t adcph t b 
ibhs-oxadiaz-bala-psdaptb 

2 py -me24thioph-gly-psdap 
2pmhs-24thiaz-bala-betamethioph 

ibhs - 2 5me t hi a z -ba 1 a -be t ampy 
bhs-24thiophme-gly-betameph 

dhim-26py-ala-becacbuph 
thpym-25thiaz-gly-betadcph 
2py-thiadiaz-ala-betapy 
2py-25methiaz-bala-betaoxope 
tolhs-25methiaz-gly-ibsdap 
ibhs-ithiadiaz-gly-betaoxaz 
phhs-2~5thia-z-bala=as-ppha - 
2py-42nmeim-gly-betampy 
2py-2 6py-ala-betapy 
phhs -24thiaz-g ly-be t adcph tb 
3pmhs-24thioph-bala-betapy 
2py-2 5thiaz-bala-aspbzla 
gua-42pym-gly-betahmo 
gua-2 6py-gly-betaamibe 
tolhs-25methiaz-gly-zdapee 



40 



i_bhs-2 5oxaz -gly-psdapch 
bhs -25 chid z'-iiirigl y -be c admph 
bhs--=niae3-5pyr-ba-l-a-befeadmoph. 
agua-2 5thiaz-gly-betadcph 
phhs-25methiaz~gly-betameph 
bhs-24thiaz-gly-beta35dbph 
ibhs-ithiadiaz-gly-betafphe 

bim- 2 5 oxa z - 1 eu-be t apy 
phhs-ithiadiaz-bala-betahmph 

2py-24thioph-bala-becaec 

2py-me2 4 thi az -gly-be t aph 

2py-24im-ala-betadcph 

bhs-25thiaz-gly-betadmoph 

phhs-ithiadiaz-bala-betaet 

ibhs-25thiaz-bala-betaphethio 

phhs-oxadiaz-bala-betahbcph 
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1998 : ibhs-25methiaz-bala-betafphe 
1999 : ibhs-25thiaz-gly-suabu 
2000: bim-24thiaz-ala-betameph 
2001: phhs-me25thiaz-bala-betaph 
5 2002: ibhs-25thiaz-gly-betapyr 
2003: bhs-me2 5thioph-bala-betaph 
2004 : bhs-25oxaz-bala-aspaba 
2005 : 2pmhs-25thiaz-bala-betathioph 
2006: tolhs-oxadiaz-bala-psdap 
2007: bhs-nme35pyr-gly-betaoxaz 

10 2008: tolhs-25thiaz-gly-beta23meoph 
2009 : phhs-25methiaz-gly-betaamibe 
2010: gua-2 5thioph-gly-betapy 
2011 : 2py-nme3 5pyr-gly-psdap 
2 012 : ibhs-ithiadiaz-gly-betahdbph 

15 2013: 2py-2 5oxaz-gly-betacbph 
2014: bim-me24thioph-leu-zdap 
2015 : bhs-25thiaz-ala-betal3bendi 
I J I 5 . pah j - : i - a - )p:. ^ : - - - 

2017 : 2py-ithiadiaz-gly-becapy 

20 2018: phhs-nme35pyr-gly-betapytb 

2019 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaanaphth 
2020: bhs-nme3 5pyr-ala-betaanaphth 
2021: tolhs-nme3 5pyr-gly-betapych 
2022: 2py-me25thioph-bala-psdap 
2023: ibhs--24thiaz^gly-betaet _ : 

25 ~2024 : tolhs-24thioph-gly-beta3quin 
2025 : tolhs-24thiaz-bala-betaoxope 
2026 : ibhs-25methiaz-gly-beta34meoph 
2027 : ibhs-25oxaz-bala-betambiph 
2028: phhs-2 5oxaz-gly-betafbph 

30 2029: tolhs-24thiaz-gly-betathio3 
2030: phhs-ithiadiaz-gly-betaipro 
_ 20.3.1: phhs-2 5oxaz-gly-betacthioph 
?03 2 : bh3-25thiaz-bala-betaibph 
2033 : Liupy- 2 4 -aioph-aitiqly-psdap 

35 2034-r bhs~=-2 4 im- g-l-y-z-dap ■ > - - - - - — 
2035: bhs-thiadiaz-leu-betapy 
2036: gua-2 5thiophme-gly-betapy 
2037: bhs-24thiaz-gly-betaf luo 
2038 : tolhs-oxadiaz-bala-betathioph 
203 9 : bhs-24im-ala-betapy 

40 ?040: bhs-24thiaz-bala-betabph 
2041 : bim-25oxaz-bala-becachxoph 
2042: bhs-nme3 5pyr-gly-betaamibe 
2043: phhs-25oxaz-gly-beta23meoph 
2044 : ibhs-ithiadiaz-gly-betabdimo 

45 2045: phhs-25methiaz-gly-betaipro 
2046 : phhs-24thiaz-gly-beta34meoph 
2047: phhs-25thiaz-gly-betaf luo 
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25 



30 




35 



40 



45 



2048 : bhs-25methiaz-bala-betaanaphth 
2049: tolhs-25thiaz-bala-psdapee 
2050: tolhs-24thiaz-gly-betafphe 
2051: bhs-24thioph-gly-betafluo 
2052: phhs-nme35pyr-gly-betahni 
2053 : 2py-me24thioph-bala-betapy 
2054 : ibhs-25methiaz-gly-betafbph 
2055 : 2py-nme35pyr-bala-aspaba 
2056: bhs-24thiaz-gly-betatbuph 
2057 : 2py-42pym-gly-betapy 
2058 : tolhs-24thiaz-bala-betahmof u 
2059 : ibhs-2 5thiaz-gly-betatos 
2060 : ibhs-nme3 5pyr-bala-suabu 
2061: ibhs-25methiaz-gly-betamethioph 
2062: ibhs-25thiaz-bala-betadito 
2063: hyd-24thiaz-bala-betameph 
2064: tolhs-nme3 5pyr-gly-be t acph 
1065 : bhs-25oxaz-ala-betafphe 

106 6 : ^ Ly - _ i. 

2067 : tolhs-24thiaz-bala-ibsdap 
2068: bim-ithiadiaz-leu-betadcph 
2069 : 2py-24thioph-gly-betaol 
2070: tolhs-24thiaz-gly-betamesu 
2071 : ibhs-24thiaz-gly-betahdcph 
2072 : bhs-2 5methiaz-nitigly-beta3quin 
"2073 : ibhs-24thioph-gly-betaphethio 
2 074: bhs - 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t a t h i obe 
2075: bhs-25thiaz-gly-asppha 
2076 : phhs-nme3 5pyr-bala-betaphethioa 
2077 : 2py-2 5methiaz-leu-betadcph 
2078 : tolhs-ithiadiaz-bala-betafphe 
2079: bhs-25oxaz-bala-betadmph 
2080: bhs-nme35pyr-bala-betaf trif 
2081 : tolhs-25methiaz-gly-betapyee 
.2032: b iiti- oxadi a z -I .eu -psdap 
2033 : zoih3-i~hiadiaz-gly~bebahc 
2084: gua-2 5thiaz-gly-betahc 
2085 : 2py-53pyrazo-gly-zdap 
2086: niahs-42pym-gly-betainyl 
2087: tolhs-24thiaz-gly-betainyl 
2088: phhs-2 5oxaz-bala-psdapch 
2089: bhs-24thiaz-gly-betathiome 
1090 : bhs-nme3 : 5pyr-gly-betabediox 
2091: phhs~25thiaz-gly-betahph 
2092: bhs-24thiaz-nmgly-betabpy 
2093 : ibhs-2 5methiaz-bala-betafu3 
2094 : phhs-24thioph-gly-betaoxope 
2095: bhs-25methiaz-gly-busu2be 
2096: dhim-24thiaz-ala-zdap 
2097 : bhs-ithiadiaz-bala-betainyl 
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2098 : phhs-25methiaz-gly-betaomebendi 

2099 : bim-52thiaz-ala-betameph 

2100 : bim-3 5thioph-bala-zdap 

2101 : ibhs-25thiaz-bala-aspbzla 

2102 : ibhs-25thiaz-gly-busu2be 

2103 : tolhs-nme35pyr-gly-betaomebendi 

2104 : phhs-25methiaz-gly-betaet 

2105: bhs-24thiaz-gly-betahdcph 

2106 : bim-42nmeim-gly-betah35dc 

2107 : bhs-me24thioph-gly-betapy 

2108: phhs-25thiaz-gly-zdapee 

2109 : ibhs-nme35pyr-bala-betadbph 

2110 : tolhs-me25thiaz-gly-betaph 

2111 : bhs-me25thioph-bala-zdap 

2112 : impy-25oxaz-bala-betadmoph 

15 2113: tolhs-25thiaz-bala-betal3bendi 

2114 : bhs-3 5fur-gly-psdap 

1115 : cma-2 5thioph-gly-betaph 

2117 : 2py-24oxaz-leu-betadcph 
20 2118 : ibhs-ithiadiaz-gly-betahmofu 
2119 : bim-2 5thioph-ala-betapy 
2120 : ibhs-ithiadiaz-gly-betadcphee 
2121 : tolhs-me25oxaz-gly-betadcph 
2122 : tolhs-2 5methiaz-bala-betaheph 
_2 1 23 : ibhtf=± :tftradraz=gl~y ^b^apy — 
25 2124 : bhs-3 5py-ala-betapy -■ 
2125 : bhs-35thioph-bala-psdap 
2126 : tolhs-me24thioph-bala-zdap 
2127 : phhs-25methiaz-gly-betahdcph 
2128: bhs-25thiaz-bala-psdapee 
30 2129: bhs-me2 5thioph-gly-beta34meoph 
2130 : phhs-oxadiaz-gly-betahdcph 
2131 : tolhs-25oxaz-gly-betaanaphth 
,2L32 : -olhs - >5-hiaz -bala-csdap 
2133 : ipy- i uhiadiaz -leu- 2 dap' 
35 2134: i bfis^ 5 ox a z - ba la - b etamec JTi 
2135 : bhs-25oxaz-bala-aspbzla 
2136 : phhs-nme3 5pyr-bala-betah3 5dc 
2137: ibhs-24thioph-bala-be.t.ad.Qphch ._ 
2138 : phhs-25methiaz~bala-betathiome 
2139 : 2py-52thiaz-ala-betapy 
?140 : ibhs-24t;hioph-gly-betabdimo 
2141 : dimethpym-25 thiaz-gly-betameph 
2142 : bhs-2 5methiaz-gly-betaf trif 
2143 : tolhs-24thiaz-gly-betacph 
2144 : bhs-oxadiaz-bala-betapytb 
45 2145 : ibhs-oxadiaz-bala-betaf bph 
2146 : ibhs-25thiaz-gly-betacbph 
2147 : phhs-24thioph-bala-betaf luo 



40 
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2148 : phhs-me24thiaz-bala-beta34meoph 
2149: tolhs-25thiaz-bala-betapyr 
2150: phhs-25oxaz-bala-betadhbfu 
2151: ibhs-25oxaz-bala-betadito 
5 2152: bhs-24thioph-gly-betameph 
2153: bhs-24thioph-bala-betacbph 
2154: bim-25oxaz-gly-aspbzla 
2155 : impy-24thioph-gly-beta34meoph 
2156 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betadmoph 
2157: bim-3 5thioph-ala-betapy 

10 2158: tolhs-25thiaz-bala-betadmph 

2159 : phhs-24thioph-bala-betaphethioa 
2160: ibhs-25oxaz-bala-betafu2 
2161: ibhs-nme35pyr-gly-betatrif 
2162: 2py-24thiaz-gly-beta3quin 

15 2163: 2pmhs-25thiaz-gly-psdap 
2164: bhs-25oxaz-gly-betatos 
^ 15 S : tolh.3-25methiaz -glv-beta3quin 
2.1SS: zo Las - 1 * zaLjpci od _ ^ oe;iocni jpa 
2167 : impy-25met;hiaz-bala-betainesu 

20 2168: phhs-25oxaz-bala-psdapee 

2169 : tolhs-25thiaz-gly-betah35dc 
2170 : tolhs-24thioph-bala-betafu3 
2171 : bhs-25methiaz-gly-betabdimo 
2172: bhs-25fur-gly-betadcph 
„_2173: phhs-rthiadi"a^b^la:-psdapch 
2174: tolhs-25oxaz-gly-betadito 
217 5 : tolhs-oxadiaz-gly-betamesu 
2176 : bhs-25oxaz-bala-betabenfu 
2177 : ibhs-25methiaz-gly-betadcph 
2178 : bhs-24thioph-gly-betadito 

30 2179 : ibhs-24thiaz-bala-betaoxope 
2180 : tolhs-25methiaz-bala-betampy 

2181 : ibhs-ithiadiaz-bala-aspaba 

2 13 2 : I py -en a 2 5 o xa z - \ 1 a -becadcp h 
2133 : ibhs-2 4thiopii-gly-betapytb 

35 2184: ibhs^thTadf a z -bala-betlTiny r 
2185: phhs-me25thiaz-gly-psdap 
2186 : phhs-oxadiaz-gly-betahb 
2187: bhs-nme35pyr-ala-beta34dcph 
2188 : phhs-me24thiaz-ala-zdap 
2189: bhs - 4 2 nme im- leu-bet apy 

40 1190 : tolhs -?4thiaz -gly-betaf trl € 
2191 : ibhs-oxadiaz-gly-betahmph 
2192 : tolhs-ithiadiaz-bala-betahb 
2193: bhs-35thioph-leu-betadcph 
2194 : bhs-25thiaz-bala-betadcph 

45 2195: phhs-nme3 5pyr-gly-betapyr 
2196 : ibhs-ithiadiaz-gly-zdap 
2197: phhs-25oxaz-bala-betahdcph 
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2198: bhs-oxadiaz-gly-betaibph ~ 

2199 : 2py-me24thioph-leu-betaph 

2200 : tolhs-24thioph-gly-beta34dcph 

2201: bhs-24thiaz-nmgly-betacph 

5 2202: bhs-2 5oxaz-bala-betapyr 

2203: bhs-25fur-leu-zdap 

2204 : impy-24oxaz-gly-betameph 

2205: bhs-nme3 5pyr-gly-betahb 

2206: tolhs-me24thiaz-bala-psdap 

2207 : ibhs-24thioph-gly-beta35dbph 

10 2208: ibhs-24thioph-bala-betathio3 

2209: bhs-24thiaz-bala-asppha 

2210 : bhs-24thioph-ala-betaanaphth 

2211: ibhs-24thioph-bala-betahph 

2212 : tolhs-nme3 5pyr-bala-asppha 

15 2213: bim-thiadiaz-leu-zdap 

2214 : 2py-35fur-bala-betapy 

2215 : phhs-24thioph-bala-betathioph 

12 15: 30-C'.3> - . I a—- - - ■ J ;. - i. • J-:" i l.SL D _ - 

2217: bhs-25thiaz-nmgly-becameph 

20 2218: tolhs-ithiadiaz-gly-betahb 

2219 : 2py-ithiadiaz-gly-aspibua 

2220 : ibhs-25methiaz-bala-betamethioph 

2221 : bhs-oxadiaz-gly-betaet 

2222 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betatos 

2223 : bhs-me24toxaz--gly-psdap"- 

25 ^2224: bhs-25oxaz-bala-zdapee 

2225 : bhs-2 6py-gly-betal3bendi 

2226: bhs-25fur-ala-betadcph 

2227 : ibhs-24thioph-gly-zdapch 

2228 : tolhs-25thiaz-bala-betadcphtb 

30 2229: phhs-24thioph-bala-betadbph 

2230 : 2py-25oxaz-bala-aspbzla 

2231: 2py-me2 5 thioph-ala-bet a3 4meoph 

>232 : i_bh3-?5thiaz -bala-beta3 4meoph 

122 3 : ibhs - I 4 -hipoh-bal a-^dap 

35 2234: phhs-24 t'hra-z-bal s a^betathio3 

2235: bhs-24thioph-bala-betatrif 

2236: bhs-nine3 5pyr-bala-betadito 

2237 : phhs-nme3 5pyr-gly-betacbph 

2238: bhs -2 4 thioph-ala-be taoxaz " 

2239 : impy-25thiaz-bala-betaphethioa 

40 2240: 2py-25oxaz-bala-betafu3 

2241 : 2py-oxadiaz-ala-becapy 

2242 : ibhs-25methiaz-bala-betaet 

2243 : ibhs-ithiadiaz-gly-betatbuph 
2244 : phhs-24thioph-bala-betaol 

45 2245: phhs-25 thiaz-bala-beta23meoph 
2246 : phhs-25oxaz-bala-betabthioph 
2247 : bim-24im-bala--psdap 
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2248: bim-nine35pyr-gly-aspaba 
2249 : ibhs-25oxaz-bala-betaimid 
2250: impy-24thiaz-gly-betaipr 
2251 : tolhs-25thiaz-bala-betapbiph 
5 2252: phhs-25oxaz-bala-betadcph 
2253: ibhs-ithiadiaz-gly-beta4bph 
2254: bhs-oxadiaz-gly-betah35dc 
2255: phhs-oxadiaz-gly-betaipro 
2256 : bhs-25methiaz-nitigly-betathio3 
2257: bim-3 5thioph-leu-zdap 
10 2258: phhs-2 5oxaz-bala-betaipr 
2259: ibhs-2 5methiaz-gly-zdapch 
2260: bim-me2 5thiaz-bala-zdap 
22 61: phhs-nme3 5pyr-bala-betaamibe 
2262: bhs-25thiaz-bala-aspaba 
15 2263: bhs-24thiaz-gly-betathioph 
22 64: bhs-2 5oxaz-gly-betaphethio 
2265 : bhs-ithiadiaz-bala-betabediox 
i 1 i 6 , ■ a 3 J y' - ■ -J - / ' ~- ~P-- - — 

2267: bhs-nme3 5pyr-gly-betadtrif 
20 2268: tolhs-25 thiaz-bala-betainyl 
2269: bhs-24thioph-gly-betabnaphth 
2270 : phhs-ithiadiaz-bala-betacbph 
2271: bhs-2 Smethiaz -bala-betatbuph 
2272 : bhs-2 5methiaz-ala-betathio3 
2273 :— bim"^5methi-a-z--g4 y--zdap 



2=>T_ 2274 : tolhs-oxadiaz-gly-betafu2 

2275 : ibhs-24thiaz-bala-beta3 5dbph 
2276: bhs-nme3 5pyr-gly-betadito 
2277: bhs-oxadiaz-ala-ibsdap 
2278 : ibhs-25methiaz-gly-betal3bendi 
30 2279: phhs-24thioph-bala-psdap 

2280 : ibhs-ithiadiaz-bala-betatos 

2281: tolhs-25thiaz-gly-psdapch 

.^232 : bhs -25 ma chiaz -g Ly -be t adhb f u 
1233: phh3-24chiaz-?ly-becaipro 
35 2284: ibhs-dxaUiaz~gly-zdap 

2285: tolhs-nme3 5pyr-bala-betafphe 
2286: bhs-25thiaz-ala-betaoxaz 

2287 : ibhs-24thioph-bala-betaet 

2288: ibhs-24thiaz-bala-betafu3 
2289: bhs-25oxaz-ala-ibsdap 
40 2290: bhs-2 5methiaz-nmgly-betadito 
2291: bim-24thioph-gly-betapbiph 
2292 : ibhs-25thiaz-bala-betadtrif 
2293 : tolhs-25methiaz-bala-betah35dc 
2294 : phhs-2 5methiaz-gly-betabdimo 
45 2295: 2py-25oxaz-bala-aspibua 

2296: ibhs-25thiaz-bala-betahmofu 
2297: phhs-oxadiaz-gly-betathiome 
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2298 : tolhs-oxadiaz-gly-betaomebendi 
2299 : tolhs-25thiaz-gly-betabmph 
2300 : ibhs-oxadiaz-bala-betahdcph 
2301: 2py-me 2 4 thi oph- 1 eu-be t a3 4meoph 
5 2302: phhs-nme35pyr-gly-betabediox 
2303 :. ibhs-nme35pyr-bala-betaibph 
2304 : 2py-me25thioph-bala-beta34meoph 
2305: bhs-24thiaz-bala-betatos 
2306 : bhs-25thiaz-gly-betaol 
2307: phhs-25oxaz-gly-betahb 
2308 : ibhs-oxadiaz-bala-betaphethioa 
2309 : tolhs-25thiaz-bala-betahmofu 
2310 : bhs-nme3 5pyr-ala-betahph 
2311: ibhs-25oxaz-bala-betaibph 
2312 : tolhs-25oxaz-bala-betadmph 

15 2313: 2py-me25oxaz-bala-zdap 
2314 : bhs-24thiaz-gly-betacph 
1315: bim-oxadiaz -ala-zdap 
i 3 _ 6 : : j l^is - i J jxi l - 3d _ x oa: 
2317 : 2py-25thioph-ala-betadcph 

20 2318: bhs-24thiaz-nmgly-ibsdap 
2319 : bim-42nmeim-gly-busu2be 
2320 : phhs-me24thioph-ala-betadcph 
2321 : bhs-24thiaz-nmgly-betadhbf u 
2322 : 2py-me25thiaz-bala-betapy 

^ 2323: bi m-2 5 thioph-gly- zdap ' 

2324 : tolhs-25oxaz-gly-betahmofu 
2325 :. bhs-25methiaz-gly-betahmof u 
2326 : phhs-ithiadiaz-bala-suabu 
2327 : ibhs-25oxaz-gly-betamethi 
2328: gua-2 6py-gly-betapy 

30 2329: tolhs-25oxaz-gly-betapy 
2330 : bhs-me25oxaz-ala-betaph 
2331: tolhs-nme3 5pyr-gly-betanibiph 
. } 3 3 2 : bh s - ?. 4 1: h 1 oph ~ 3 Ly - be t a t h i ome 
^333 : phhs-2 5chiaz-gIy--oecaeic 

35 2334 : tolhs-ithiadiaz-bala~bet5apyf 
2335 : phhs-24thioph-bala-zdapch 
2336 : tolhs-25methiaz-gly-zdap 
2337 : ibhs-24thiaz-gly-betacbph„_ 
2338 : bhs-oxadiaz-bala-betahph 
2339 : tolhs-24thiaz-bala-betafu2 

40 

?340 : Ibhs-?4thiaz--crly-p3da9 
2341 : ibhs-ithiadiaz-bala-betabenf u 
2342 : bim-25oxaz-bala-psdap 
2343 : phhs~me25oxaz-leu-betapy 
2344 : ibhs-nine3 5pyr-bala-betabph 
45 2345 : bim-me25thioph-leu-bet:adcph 
2346 : bhs-ithiadiaz-bala-betabenfu 
2 3 47 : phhs-25methiaz-bala-betabthioph 
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2348: bhs-nme3 5pyr-bala-psdapee 
2349 : ibhs-24thioph-bala-betabdimo 
2350 : ibhs-24thioph-gly-betaoxope 
2351: bim-42pym-ala-zdap 
5 2352: gua-26py-gly-suabu 

2353 : ibhs-25thiaz-bala-betaipro 
2354: phhs-ithiadiaz-gly-betapytb 
2355 : 2pmhs-25thiaz-gly-betameph 
2356: bim-me24thioph-bala-psdap 
2357: phhs-25thiaz-bala-betaphethio 
10 2358: tolhs-oxadiaz-bala-betahbcph 
2359: bhs-2 6py-gly-psdap 
2360 : bhs-24thiaz-gly-betaanaphth 
2361: dhim-2thioph-gly-betameph 
23 62 : 2py-me24thioph-leu-betadcph 
15 2363: tolhs-24thiaz-bala-betabmph 
2364: bhs-2 5oxaz-bala-beta3 5dbph 
1365 : tolhs-?5methiaz-gly-betadhbfu 

2367 : tolhs-24thiaz-bala-betaol 
20 2368: bim-24thioph-gly-betadbph 
2369: phhs-24thioph-bala-betabph 
2370: phhs-nme35pyr-bala-betacbph 
2371 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadhbfu 
2372 : 2py-24oxaz-gly-betainyl 
_~~23~73 : ±hb:s^^th:xopp^g±y-zda^^ — 
23 2374: 2py-2 5 fur-leu-be tadcph" ' 
2375: bhs-24thiaz-gly-betaimid 
2376 : ibhs-25methiaz-bala-betal3bendi 
2377: bhs-24thiaz-bala-betapyr 
2378 : ibhs-24thiaz-bala-suabu 
30 2379: tolhs-oxadiaz-gly-betambiph 
23 80 : bhs-oxadiaz-nmgly-betathioph 
2381: phhs-25methiaz-gly-betabediox 
2 3 32: Lbh5 - 2 vchiaz: -gLy -batameph 
2333: phhs-2 4chioph-bala-bet:aiprb' 
35 2384: blTs - 2 4cMn r aTFbet ;^eptr^ 
2385: tolhs-25oxaz-gly-betainyl 
2 3 86 : 2py-25oxaz-bala-betapy 
2387: tolhs-25methiaz-gly-betacph 
2388 : ibhs-25oxaz-bala-betal3bendi 
2389 : tolhs-25oxaz-gly-beta3quin 
2 3 90 : lbhs-?5o.xaz-bala-zdap 
2391: tolhs-24thioph-bala-becal3bendi 
2392: phhs-me24oxaz-bala-psdap 
2393: bim-24thioph-bala-betatos 
2394 : tolhs-me25oxaz-ala-zdap 
45 2395: bhs-me24oxaz-bala-zdap 

2396: bhs-2 5thiaz-bala-betadbph 
23 97 : phhs-ithiadiaz-gly-betainyl 



40 
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20 



2398: 
2399: 
2400: 
2401: 
2402: 
2403: 
2404: 
2405: 
2406: 
2407: 
2408: 
2409: 
2410: 
2411: 
2412: 
15 2413: 
2414: 
1415 : 

Ik J ; 

2417: 
2418: 
2419: 
2420: 
2421: 
2422: 
2423r 
2424: 
2425: 
2426: 
2427: 
2428: 
2429: 
2430: 
2431: 
2 43 2 : 
.2433 : 
2434: 
2435: 
2436: 
2437: 
2438: 
2439: 
2440 : 
2441: 
2442: 
2443: 
2444: 
2445: 
2446 : 
2447: 



25~ 



30 



35 



40 



45 



ibhs-ithiadiaz-gly-betapytb 

ibhs-24thiaz-gly-betah35dc 

tolhs-24thiaz-gly-betatbuph 

phhs-24thiaz-bala-betampy 

bhs-53pyrazo-bala-betapy 

2py-25oxaz-bala-betadcph 

phhs -me 2 4 1 hi oph- 1 eu-be t apy 

tolhs-ithiadiaz-bala-betaanaphth 

ibhs-oxadiaz-bala-betaph 

phhs-25methiaz-gly-betafu2 

phhs-24thioph-gly-betadbph 

phhs-24thioph-bala-psdapee 

ibhs-24thiaz-bala-betacph 

bhs-me2 5thiaz-gly-betadcph 

phhs-oxadiaz-bala-betabpy 

ibhs-24thioph-gly-beta34dcph 

ibhs-2 5thiaz-gly-betapbiph 

tolhs-2 4 thiaz-bala-beta3 4meooh 



phhs-nme3 5pyr-bala-betadcph 

2pmhs-25methiaz-gly-betathiome 

bhs-me2 5thiaz-bala-psdap 

phhs-ithiadiaz-gly-betabenfu 

2py-nme3 5pyr-leu-betadcph 

phhs-24thioph-bala-betadmph 

bhs^2'4t^Troph ^barl-a— bet raftcbph 

2py-25methiaz-bala-asppha 

2py-2 6py-gly-be t ampy 

ibhs-nme3 5pyr-gly-zdapch 

tolhs-me24thiaz-ala-betapy 

tolhs-nme3 5pyr-gly-be tapbiph 

phhs-ithiadiaz-gly-betapyee 

bhs-25oxaz-gly-beta34meoph 

2py-35thioph-leu-betadcph 

1 bhs - nine 3 5 py r - q L y - be t a bob- 
bins - l chiadiaz -gly-betaphe thio 
tblhs-2 5 tHTaz -gl'S^zdapch 

2 py- 2 4 1 h i oph- a 1 a - z dap 
tolhs-ithiadiaz-gly-betahph 
phhs - 2 5 me t h i a z - ba 1 a - bet ap hethio a 
ibhs-2 5oxaz-gly-betah3 5dc 
gua-25thioph-gly-betaphethio 
bim-3 5 fur-gly-psdap 
ibhs-ithiadiaz-bala-betaf trif 
tolhs-2 4 thiaz-gly-beta34meoph 
bhs-25methiaz-bala-betacthioph 
bhs-nme3 5pyr-ala-betaoxaz 
2py-me24thioph-gly-zdap 
2py-25oxaz-gly-betambiph 
bhs-42nmeim-gly-psdap 
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2448: bhs-oxadiaz-gly-psdapee 
2449: phhs-ithiadiaz-gly-betafph 
2450 : thazep-42pym-gly-betal3bendi 
2451 : phhs-25methiaz-bala-betabmph 
5 2452: bhs-25methiaz-bala-betapbiph 
2453: phhs-nme35pyr-gly-suabu 
2454 : ibhs-ithiadiaz-bala-betamethioph 
2455: 2pmhs-24thioph-gly-betafph 
2456: tolhs-24thiaz-gly-betacbph 
2457: phhs-2 5thiaz-bala-betathio3 

10 2458: ibhs-oxadiaz-bala-betamethioph 
2459 : ibhs-25thiaz-gly-aspibua 
2460 : bhs-42nmeim-bala-betadcph 
2461: phhs -2 5 oxaz -bala-be t aomebendi 
2462: phhs-nine3 5pyr-gly-asppha 

15 2463: ibhs-24thiaz-bala-betainyl 
2464: bim-2 5oxaz-gly-aspibua 
]irv -v:h\ k^.\\z -\\\ \:oh^ 

2455 : otis-25ox^z -oala-oecaipae 
2467 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaibph 

20 2468: gua-2 6py-gly-betabnaphth 
2469 : ibhs-25oxaz-gly-betathioph 
2470 : phhs-25methiaz-gly-betathiobe 
2471: ibhs-24thiaz-gly-betadbph 
2472 : tolhs-ithiadiaz-gly-betabthioph 
2473: bhs-oxadiaz-gly-busu2be 

25 2474: phhs-24thioph-gly-betaphethioa 
2475: bhs-24thiaz-ala-betaineph 
2476 : tolhs-25thiaz-bala-betaol 
2477 : bhs-ithiadiaz-bala-betahmofu 
2478: phhs-ithiadiaz-bala-betaph 

30 2479: bhs-3 5f ur-gly-betapy 

2480 : ibhs-24thioph-bala-betapych 
2481: phhs-25oxaz-gly-betal3bendi 
2432: bhs - I 5^ hi 3. z - *la- becadi z o 
.2483 : bhs-ichiadiaz-bala-psdap 

35 2484: bim-24thioph-bala-betaipro 

2485: phhs-24thioph-bala-beta34dcph 
2486 : tolhs-me24thioph-leu-betapy 
2487: phhs-2 5methiaz-gly-betahmph 
2488 : tolhs-oxadiaz-gly-betatbuph 
2489: bhs-me24thioph-bala-zdap 

40 2490: phhs - I 4 cnio ph -gly -be-ahmo 
2491 : bhs-nme3 5pyr-gly-betabmph 
2492: bim-24thioph-gly-zdap 
2493 : ibhs-25thiaz-bala-betahc 
2494 : ibhs-ithiadiaz-bala-zdaptb 

45 2495: bhs-24thiaz-gly-betadcphee 
2496 : ibhs-24thioph-bala-betacbph 
2497 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaph 



* 

mm* • • • • 
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2498 : ibhs-25methiaz-gly-betahdcph 

2499: phhs-24thiaz-bala-betafbph 

2500: phhs-25oxaz-gly-betadhbfu 

2501: bhs-42oxaz-leu-zdap 

2502 : phhs-ithiadiaz-gly-betaomebendi 

2503: phhs-24thiaz-bala-beta4bph 

2504: bhs-24thioph-bala-betaipro 

2505: phhs-oxadiaz-bala-betahc 

2506 : tolhs-25oxaz-bala-betadito 

2507: bhs-nme3 5pyr-gly-betapbiph 

2508: bhs-25methiaz-gly-betameph 

2509 : ibhs-25oxaz-bala-beta4bph 

2510 : ibhs-ithiadiaz-bala-betadtrif 

2511: bhs-ithiadiaz-gly-betabph 

2512 : bhs-25oxaz-bala-betal3bendi 

15 2513 : tolhs-25oxaz-bala-betaf luo 

2514 : tolhs-25thiaz-bala-aspibua 

1515 : ibhs-24thiaz-gly-betapytb 

2517 : phhs-25methiaz-bala-bet:ahph 

20 2518: bhs-24thioph-ala-betadhbf u 

2519 : bim-24thiaz-phg-zdap 

2520: bhs-me25thiaz-bala-betapy . 

2521 : 2py-35fur-bala-psdap 

2522 : phhs-me25thioph-ala-betadcph 

2 523: bhs-me 2-5-th-i-a-z— g-ly-b€ 

2524 : phhs-2 5 thiaz-gly-asppha 

2525 : phhs-25methiaz-gly-betadcphtb 

2 52 6 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betapbiph 

2527 : phhs-ithiadiaz-gly-betadtrif 

2528: bhs-24thiaz-gly-betabdimo 

30 2529: bhs-25methiaz-ala-betabnaphth 

2530 : 2py-me25thiaz-leu-zdap 

2 531 : ibhs-24thiaz-gly-betaipr 

• 532: ih im- 2 5 1 h i o ph -g 1 y -be t ahc bph 

1 5 3 3 : colas -tie 2 4 chiaz: - Leu-beca-^-4tneoph 

35 2534: bhs - 2 5 1 hiaz baiar- be t=ra-i-p*?e 

2535 : bim-me24thiaz-ala-psdap 

gua-25thioph-gly-betapbiph 
2pmhs-24thioph-gly-betaph 



2 5 



40 



45 



2536: 
2537: 
2538: 
2539: 
2540: 
2541: 
2542: 
2543: 
2544: 
2545: 
2546: 
2547: 



bhs-24thioph-bala-betaibph 

tolhs-24thioph-bala-betabnaphth 

bhs -rime 3 5 py r -ba 1 a -be t ampy 

bim-ithiadiaz-bala-aspbzla 

ur-2 5thioph-gly-zdap 

bhs-24thioph-gly-betatos 

bhs-nme3 5pyr-gly-aspaba 

tolhs-ithiadiaz-gly-zdapch 

ibhs-24thioph-gly-betapyr 

bhs-ithiadiaz-bala-betaibph 
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2548 : bhs-25methiaz-bala-betathiobe 
2549 : ibhs-25thiaz-bala-betal3bendi 
2550: bhs-24thioph-ala-betainyl 
2551: 2pn\hs-25oxaz-gly-betadito 
5 2552: tolhs-oxadiaz-bala-ibsdap 
2553: bim-me24oxaz-leu-betadcph 
2554: phhs-25thiaz-bala-betainyl 
2555: phhs-me24oxaz-bala-betaph 
2556: bhs-23thioph-gly-betapy 
2557 : tolhs-25methiaz-bala-betafbph 
10 2558: bhs-oxadiaz-bala-betabenfu 
2559: phhs-24thiaz-gly-betadcph 
2560 : phhs-2 5oxaz-gly-betaomebendi 
2 5 61: tolhs-nme 3 5pyr-gly-betadcph 
2562: ibhs-24thioph-bala-zdapch 
15 2563: tolhs-nme35pyr-gly-betah3 5dc 
2564 : ibhs-25thiaz-gly-betabthioph 
?565 : tolhs-2 4thioph-qly-betabediox 

1 5 S 5 : - I 5 z l i. l - v - / - J - - ~ ; - - 

2567: phhs-oxadiaz-bala-beta3quin 

20 2568: ibhs-2 5thiaz-gly-betaph 
2569: phhs-2 5thiaz-gly-betampy 
2570 r : ibhg -nme3 5pyr-gly-be t^dimo 
2571: 2py-25methiaz-hphe-psdap 
2572: phhs-ithiadiaz-gly-beta hni 

2 57 3 : bhs^nme 3 Spy "f^ a 1 a-be ts a"f phe 
25 2 574 : 2py- 5 2 thiaz -ala-be t ameph 

2575: gua-24thiaz-gly-betafph 
2576 : ibhs-24thioph-bala-beta4bph 
2577: bhs-24thiaz-bala-betaheph 
2578: ibhs-25methiaz-gly-betaph 
30 2 579: phhs-nme3 5pyr-gly-betahcbph 
2580 : phhs-ithiadiaz-bala-bet:ah3 5dc 

2 5 8 1 : bhs-oxadiaz -bala-beta2 3meoph 

2 53 2 : b Lm- ? 5 thiaz -gly-betaibph 
2533 : -olh3 7 25mechiaz : bala-baca*J4dcph 
35 2584: tolhs-24thibph-gly-2dapee 
2585: tolhs-oxadiaz-gly-betahmo 
2586: 4pmhs-24oxaz-gly-betameph 
2587: i bhs-ithiadiaz-bala -betaf bph 
2588: bhs-oxadiaz-bala-betaftrif 
2589: gua-24oxaz-gly-betafu2 
40 1590: tolhs-me24thiaz-gly-betadcph 
2591: bhs-25thiaz-bala-becachiome 
2592: impy-25oxaz-gly-betameph 
2593 : ibhs-25thiaz-bala-betafbph 
2594 : tolhs-24thiaz-bala-betaipro 
45 2595: tolhs-2 5oxaz-bala-betapytb 
2596: bim-me24thioph-leu-betapy 
2597 : tolhs-24thioph-gly-betaphethio 
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2598 : 2py-25thioph-gly-psdap 
2599: bhs-25thiaz-gly-betahmo 
2600 : tolhs-oxadiaz-bala-aspaba 
2601 : bhs-oxadiaz-leu-zdap 
5 2602: hs-24thiaz-bala-betapy 
2603 : bhs-25thiaz-gly-betaoxope 
2604 : bhs-24thioph-bala-betathioph 
2605 : tolhs-ithiadiaz-bala-betabpy 
2606 : phhs-ithiadiaz-gly-betamethi 
2607: phhs-24thiaz-gly-betatrif 

10 

2608 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betahmph 
2609 : phhs-2 5oxaz-bala-betacbph 
2610 : tolhs-25thiaz-gly-asppha 
2611 : bhs-25thiaz-bala-betahc 
2612 : tolhs-25thiaz-gly-betaph 

15 2613: bhs-ithiadiaz-gly-zdapee 
2614 : bhs-25oxaz-bala-betamesu 
2615: bhs-nme3 5pyr-gly-betahc 
: 6 _ i , ; ■> j j • ^" - / oezipy' 

2617 : bhs-oxadiaz-bala-betafph 

20 2618: bim-nme35pyr-leu-betadcph 

2619 : tolhs-nme35pyr-bala-betamesu 
2 620 : dhim-2 5thiaz-gly-betameph 
2621 : tolhs-me25thioph-ala-bet:apy 
2622 : ibhs-oxadiaz-bala-betaamibe 

25 2623 : im Py-24thiaz-gly-betabthioph 
2624 : ibhs-25oxaz-bala-betaph 
2625 : bhs-2 5methiaz-gly-betapych 
2626 : bhs-2 5methiaz-gly-betambiph 
2627: tolhs-25oxaz-gly-betadtrif 
2628 : bhs-25methiaz-nmgly-betadmph 

30 2629: bhs-25 thiaz-ala-betabpy 

2630 : ibhs-25oxaz-gly-betacthioph 
2 631 : 2py-2 4thioph-gly-betacthioph 
2 '5 3 2 : bfr.3 - 2 4 ^hiooh— cfLy-becadcphaa 
2 5 3 3: 1 bhs -25 oxa z - gly -be c adbph 

35 2634: phhs-24thiaz-gly-betapym 

2635 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betathiome 
2636 : bhs-ithiadiaz-ala-betadmph 
2637 : bhs-25thiaz-bala-betahmo 
2638 : bhs-2 5methiaz-nmgly-betahph 

^ 2639: tolhs-nme3 5pyr-gly-betameph 

?540 : Lbhs - ? 5me thi az -q-ly-betaomebendi 
2 641 : bim-2 5oxaz-bala-beca4bph 
2642 : 2py-24thiaz-gly-betainyl 
2643 : bhs-ithiadiaz-bala-betaipr 
2644 : bhs-25thiaz-bala-betahdbph 

45 2645: ibhs-25oxaz-gly-betahcbph 
2646 : tolhs-24thiaz-bala-betaibph 
2647 : 2py-25fur-gly-psdap 
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2648: phhs-25thia^bala-betaph — 
2649: bhs-24thiaz-gly-betapy 
2650 : ibhs-nme35pyr-bala-betabthioph 
2651 : tolhs-ithiadiaz-gly-betainyl 
5 2652: dhpyrr-42nraeim-gly-zdap 
2653: bhs-nme35pyr-gly-csdap 
2654: gua-25thiaz-gly-betatos 
2655: bhs-24thioph-gly-betatbuph 
2656: ibhs-25oxaz-bala-betatbuph 
2657: bhs-25thiaz-bala-betabenfu 
10 2658: ibhs-nme3 5pyr-gly-betapy 
2659: 2py-26py-gly-ibsdap 

2660: 2py-24thiaz-bala-aspibua 

2661: bhs-oxadiaz-gly-betabediox 
2662: phhs~nme3 5pyr-bala-betafu2 
15 2663: bhs-thiadiaz-ala-betadcph 
2664: bhs-oxadiaz-bala-betaheph 
2665 : bhs-25thiaz-glY-beta34meoph 

2667 : bhs-25thiaz-bala-bet;a£ trif 
20 2668: ibhs-24oxaz-gly-zdap 

2669 : tolhs-ithiadiaz-bala-betah3 5dc 
2670 : 2py-24thiaz-bala-betaf luo 
2671: agua-24thiaz-gly-betainyl 
2672: bim-2 5methiaz-bala-aspaba 
2673: bhs-25thiaz-g-l-y-befeahmpfe- 
25 ~~2674: phhs-25thiaz-bala-betaet ' 
2675: bhs-25thiaz-bala-psdapch 
2676: phhs-oxadiaz-gly-betadcph 
2677 : 2py-42nmeim-nmala-betapy 
2678: ibhs-26py-gly-betainyl 
30 2679: phhs-25methiaz-gly-ibsdap 
2680 : bim-42pyin-ala-psdap 
2681: phhs-24thiaz-bala-betahph 
1532 : -olh3-24thi.oph-gly-betabdimo 
:i 53 3 : Lbh3-2 5o-xa2-bala-bscac.-ri!: 
35 2 684: bh's-nme^pyr^arl-a^zrdap--- 
2685: bhs-25fur-bala-betapy 
2686 : phhs-24thioph-gly-betabnaphth 
2 687 : tolhs-nme3 5pyr-ba^a T betathloph_ 
2688 : phhs-25methiaz-bala-betaamibe 
2689 : tolhs-24thiaz-bala-betafbph 
40 2690: ibhs-oxadiaz-gly-psdaptb 
2691: tolhs-nme3 5pyr-gly-3uabu 
2692 : tolhs-25methiaz-gly-betabnaphth 
2 693: bhs - 2 5 oxa z -rung ly-be t abnaph t h 
2694: ibhs-2 5thiaz-bala-betapytb 
45 2695: tolhs-nme3 5pyr-bala-psdapee 
2696 : 2py-24thioph-gly-betadcph 
2697 : sabhs-2 5thiaz-ala-betameph 
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2698: bhs-25methiaz-gly-betathio3 

2699 : ibhs-25methiaz-gly-psdaptb 

2700: bhs-nme35pyr-gly~betapym 

2701: ibhs-25thiaz-gly-ibsdap 

5 2702: impy-25methiaz-bala-betaf trif 

2703 : tolhs-25methiaz-gly-betaf luo 

2704 : ibhs-2 5oxaz-bala-betaoxope 

2705: gua-26py-gly-betafbph 

2706: bhs-nme3 5pyr-bala-betahb 

2707 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betapyee 

10 2708: bhs-24oxaz-bala-psdap 

2709: bhs-25oxaz-bala-betahdbph 

2710: phhs-2 5oxaz-bala-zdap 

2711: phhs-2 5methiaz-gly-betah3 5dc 

2712 : ibhs-25thiaz-bala-betacph 

15 2713: tolhs-25thiaz-gly-betaamibe 

2714: bhs-ithiadiaz-bala-betahmo 

2715 : tolhs-24thiaz-gly-suabu 

1 : . i . j -u -. ; : y / ; - ; '- ■' - :n " - '- 
2111: phhs-24thiaz-bala-betapbiph 

20 2718: bhs-oxadiaz-nmgly-betadito 

2719 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaanaphth 

2720 : tolhs-25thiaz-gly-busu2be 

2721 : bim-24im-ala-betadcph 

2722: ibhs-25thiaz-gly-betahmofu 

2723 : tolh&-oxad-iaz--ba-l-a— be-taomebendi 

25 -~~2724 : bhs-ithiadiaz-gly~betadtrif 

2725 : ibhs-25methiaz-gly-betathioph 

2726 : phhs-25methiaz-bala-betahdbph 

2727 : bhs-nme35pyr-bala-betaol 

2728 : gua-26py-gly-betahc 

30 2729: ibhs-25oxaz-bala-beta34meoph 

2730: bim-25methiaz-bala-betahcbph 

27 3 1 : phhs -rune 3 5 py r -ba 1 a-be t a f ph 

>72 2 : iDlh3-2 5oxaz -bala-bstaet 

2 7 3 3: ^?y--mna3 5?yr -?ly -basadcph 

35 2734: tolhs-oxadiaz-giy-betaol 

2735 : bhs-24im-ala-zdap 

273 6 : 2py-35thioph-gly-betadcph 

2.737 : tolhs-2 5meth_iaz-gly-psdapee 

2738 : impy-25methiaz-bala-psdap 

2739 : ibhs-25methiaz-bala-betabediox 

40 2740 : tolhs-nme35pyr-bala-betaphethioa 

2741 : tolhs-ithiadiaz-gly-becahbcph 

2742 : thazep-24thioph-bala-zdap 

2743: dhim-25py-gly-betameph 

2744 : 2py-25fur-gly-betapy 

45 2745: impy-42nmeim-gly-betabmph 

2746 : tolhs-24thioph-gly-betacbph 

2747 : phhs-oxadiaz-bala-betaf trif 
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2748 : tolhs-25thiaz-bala-betacph 
2749: phhs-24thiaz-bala-betadito 
2750: bhs-25fur-ala-betapy 
2751: ibhs-25oxaz-gly-betahb 
5 2752: tolhs-24thiaz-bala-zdapee 
2753: bhs-25oxaz-gly-betahmo 
27 54 : gua-24thiaz-gly-betamethioph 
2755: nitihs-24thiaz-gly-betapy 
2756: phhs-25thiaz-gly-betafph 
2757: tolhs-25oxaz-gly-betadmoph 
10 2758: phhs-oxadiaz-bala-betaet 
2759: bhs-24thiaz-gly-psdapee 
2760 : ibhs-24thiaz-bala-betabediox 
2761: gua-24thiaz-gly-betafu3 
2762 : tolhs-nme35pyr-bala-betaphethio 
15 2763: ibhs-24thioph-gly-psdap 

2764 : tolhs-me24oxaz-leu-beta34meoph 
1765 : 2py-2 4thioph-bala-aspaba 
: 7 S i ■. -.ae: ij-xii - - i- -pj-lap 

2161: bhs-nme3 5pyr-bala-betamesu 
20 2768: bhs-thiadiaz-gly-zdap 
27 69 : 2py-oxadiaz-ala-zdap 
2770 : bim-25methiaz-gly-betapbiph 
2771 : ibhs-24thioph-gly-bet:adcphee 
2772 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betahdcph 
2773 : bhs-me24thioph-gly-betadcph 
25 2774: phhs-25thiaz-bala-zdapch 
2775: bhs-25thiaz-gly-betapych 
277 6 : bhs-ithiadiaz-bala-betahdbph 
2777 : impy-24thiaz-ningly-psdap 
2778 : bim-25oxaz-bala-betal3bendi 
30 2779: bim-oxadiaz-bala-betapy 

2780 : tolhs-24thiaz-bala-betahdcph 
2781: 2py-nme3 5pyr-ala-psdap 
2732 : Lbh3-^5 -hiaz-qly-betadtrif 
2 7 3 3: phhs-2 5chiaz -gly-bacahbcph 
35 2784: ibhs-oxadiaz-bala-zdapch 
2785 : dhim-2 6py-hphe-zdap 
2786 : phhs-nme3 5pyr-gly-betahbcph 
2787: bhs-25thiaz-bala-betaf luo 
2788 : ibhs-oxadiaz-gly-beta3quin 
2789: 2py-3 5fur-bala-betadcph 
40 1790: ?py-me2 5oxaz-q-ly-betadcph 
2791 : bhs-24thiaz-gly-betaipr 
2792 : bhs-25methiaz-bala-betabediox 
2793 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaph 
2794: phhs-2 5thiaz-bala-aspibua 
45 2795: tolhs-oxadiaz-bala-betabdimo 
2796 : 2py-me24thiaz-ala-betapy 
2797 : impy-2 5methiaz-ala-betapy 
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2798 : phhs-nme3 5pyr-bala-betabnaphth 

2799: bim-me25oxaz-leu-betapy 

2800: gua-me24thiaz-gly-betapy 

2 801 : 2py-24im-gly-betapy 

2802: bhs-25thiaz-bala-betapbiph 

2803: bhs-24thioph-bala~ibsdap 

2 804 : 2py-3 5thioph-leu-betapy 

2805: bhs-25thiaz-ala-beta3quin 

2806 : ibhs-24thioph-bala-csdap 

2807 : bhs-53pyrazo-bala-zdap 

2 808 : bhs-42nmeim-gly-betapy 

2809: phhs-2 5oxaz-gly-betathioph 

2810 : ibhs-2 5methiaz-gly-betabpy 

2811 : ibhs-24thiaz-bala-betapyee 

2812: bhs-2 5thiaz-nmgly-betaipro 

15 2813: bhs-2 5methiaz-bala-betampy 

2814: bhs-24thioph-bala-betamesu 

?315 : bim-me24oxaz-bala-zdap 

2817 : bim-25thiaz-gly-zdap 

20 2818: bhs-nme35pyr-gly-betatbuph 

2819 : bhs-2 5oxaz-ala-betadhbfu 

2820 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaphethioa 

2 821 : bhs-oxadiaz-gly-betathiome 

2 822 : phhs-24thioph-bala-betabediox 

2 8 2'3"r bhs~25 f hxaz^b a la-be La t ihi oph 

05 — — 

2 824 : phhs-oxadiaz-bala-betaipr 

2825 : bim-me25thioph-gly-betadcph 

2 82 6 : bhs-2 5oxaz-gly-betameph 

2827 : bhs-oxadiaz-gly-betal3bendi 

2828 : ibhs-oxadiaz-gly-zdapee 

30 2829: 2py-me24thioph-bala-psdap 

283 0 : bhs-25thiaz-bala-betacbph 

2831: 2py-me2 5oxaz-leu-betadcph 

3 3 2 : :oLh3->5thiaz -baLa-bet ahcbph 

.2 33 3 : Lbhs- 2 5oxaz -bala-bstabd'irmo 

35 2 834*: 2py 3 25*e&"^3^ara7 :: becainyl 

2 83 5 : bhs-oxadiaz-bala-betathioph 

2836 : bhs-2 5methiaz-gly-betaipro 

2837: bhs-24thioph-aL^betapy 

2838 : ibhs-25thiaz-gly-betaf luo 

2839 : 2py-24oxaz-gly-zdap 

A Q 

1940 : phhs-oxadiaz-bala-betadcphee 

2841 : 2py-24thiaz-ala-betadcph 

2842 : ibhs-24thiaz-gly-betaheph 

2843 : bhs-me25oxaz-ala-betapy 

2844 : ibhs-nme35pyr-bala~betaomebendi 

45 2845: bhs-thiadiaz-gly-betapy 

2846 : bhs-25thiaz-gly-betadhbfu 

2847 : dhim-24oxaz-gly-betapy 



BASF AktiSngassilsenai-L. jj±ujj. 

2848: gua-24thiaz-gly-betaf luo 
2849: bhs-thiadiaz-bala-zdap 
2850 : ibhs-25oxaz-gly-betahni 
2851: tolhs-25thiaz-bala-betahc 
5 2852: bhs-nme35pyr-ala-ibsdap 
2853: bhs-oxadiaz-gly-betabdimo 
2854: phhs-me24thiaz-leu-betaph 
2855 : tolhs-25thiaz-bala-betathioph 
2856: bhs-25oxaz-bala-betatrif 
2857 : ibhs-24thiaz-gly-betamesu 

10 2858: bim-25thiaz-ala-betainyl 
2859: bhs-me25thiaz-leu-zdap 
2860 : tolhs-me24thiaz-bala-betadcph 
2861: ibhs-2 5oxaz-gly-betacph 
2862: bim-26py-ala-zdap 

15 2863: bhs-oxadiaz-rungly-betacph 
2864 : ibhs-25methiaz-gly-beta3quin 
2965 : ?py-me25thiaz-gly-zdap 
^ 3 5 o : ipmnj - i i z:i _ jp.i - ds. _ ~ oe; i.._p.: 
2867 : impy-2 5methiaz-bala-betafu3 

20 2868: phhs-nme3 5pyr-gly-betamesu 

286 9 : ibhs-oxadiaz-gly-betaphethioa 

287 0 : tolhs-24thioph-bala-betathioph 
2871: ibhs-2 5oxaz-gly-psdaptb 

2872: bim-2 5methiaz-gly-betapy 
_2873: 2py-25oxaz-a-l-a-zdap^ 1 ^ — 

25 2874: phhs-24thiaz-gly-betadtrif 
287 5 : bhs-oxadiaz-bala-betacthioph 
2 87 6 : 2py-nme3 5pyr-gly-aspbzla 
2877 : ibhs-25oxaz-gly-betafu2 
2878 : ibhs-24thioph-bala-betahb 

30 2879: bim-me25oxaz-bala-zdap 

2880 : bim-42nmeim-bala-beta34meoph 
_ --2881: bim-me24thiaz-gly-betapy 
2832 ; .phhs - I 5iTiat:hiaz -qly-csdap 
> 333 : oris - ichiadiaz -g'iy-betaoym 

35 2884: phhs- : 24"throph-bala-b-e~tacbph 
2885: bhs-25oxaz-gly-betafu3 
2 886 : 2py-24im-leu-psdap 
2887 : bhs-me25thioph-ala--betadcph 
2888 : tolhs-25thiaz-gly-betadcphee 
2889: bhs-25oxaz-bala-ibsdap 

40 ?390: ?py-me2 4thiaz-bala-zdap 
2891: bhs-me25thioph-gly-becaph 
2892: phhs-nme3 5pyr-bala-betaet 
2893 : bim-24thiaz~gly-betaanaphth 
2 894 : bhs-24thiaz-ala-betathioph 

45 2895: bhs-53pyrazo-leu-zdap 

2896 : 2py-42nmeim-bala-betahmph 
2897: 2py-me25oxaz-gly-betapy 
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2898: tolhs-24thioph-gly-betamethi 

2899: bhs-24thioph-bala-betadbph 

2900: ibhs-25thiaz-gly-beta35dbph 

2901: phhs-24thioph-bala-aspbzla 
5 2902: tolhs-24thioph-bala-beta35dbph 

2903: bhs-nme3 5pyr-bala-betaipr 

2904 : bim-me24thiaz-bala-beta34meoph 

2905: ibhs-24thioph-gly-betamesu 

2906: 2py-me2 5 thioph-gly-betaph 

2907: dhim-25thioph-ala-psdap 
10 2908: impy-24thiaz-ala-betapy 

2909 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betahbcph 

2910 : tolhs-oxadiaz-gly-betacthioph 

2911 : bhs-nme3 5pyr-gly-betahph 

2912: tolhs-25oxaz-gly-betaipro 
15 2913: phhs-25oxaz-bala-betahni 

2914 : ibhs-25methiaz-bala-csdap 

2915 : 2py-25thiaz-ala-psdap 

1 3 l i . : j ~:ij> i = j.c l - ■ - 

2917 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaf trif 
20 2918: phhs-nme3 5pyr-gly-betadtrif 

2919: 2pmhs-25methiaz-bala-betal3bendi 

2 92 0 : bhs-oxadiaz-nmgly-beta34dcph 
2921: bim-25thiaz-bala-betaipro 
2922 : phhs-oxadiaz-gly-betabthioph 

_2 9 2 3 : bhs'--2-4-fchdoph-g-l^-befeahmQ ' ~ ■ • =^tt 
25 2 924: phhs-24thioph-bala-betahmo*fu 

2925: tolhs-me24thiaz-leu-betaph 

2926 : tolhs-25thiaz-bala-betahbcph 

2927 : ibhs-ithiadiaz-gly-betal3bendi 

2928 : tolhs-ithiadiaz-gly-suabu 
30 2929: bim-2 6py-ala-betapy 

2 93 0 : ibhs-24thioph-bala-betacthioph 

2931: ibhs-25thiaz-gly-betaet 

.1912: pahs -ama 3 5pyr-gLy -bat aoxops 

'2933: bim-3"5fur-?ly-b2-apy 
35 2 934: phhs'-oxadi a z-=g ly-be ta^-2- 

2935: bhs-52thiaz-ala-betadcph 

2936 : tolhs-25methiaz-bala-betahmph 

2937 : ibhs-25thiaz-bala-betaf trif 

2938: tolhs-oxadiaz-bala-zdap 

2939: bim-me25thioph-ala-beta34meoph 
40 ?940: cjua-42pym-gly-beta3 5dbph 

2 941 : gua-2 6py-gly-becabpy 

2942 : 4pmhs-25thiaz-gly-zdap 

2 943 : tolhs-oxadiaz-gly-betaphethioa 

2 944 : tolhs-nme35pyr-gly-betatbuph 
45 2 945: gua-2 6py-gly-betahbcph 

2946 : bhs-25thiaz-bala-betacthioph 

2947 : ibhs-24thioph-bala-suabu 
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2948 : ibhs-24thiaz-gly-betacph 
2949 : ibhs-nme35pyr-gly-betaf trif 
2950: 2py-me25thiaz-gly-betadcph 
2951: 2py-24oxaz-ala-zdap 
5 2952: agua-24thiaz-gly-betadcph 
2953: impy-42nmeim-bala-betahb 
2954: bhs-25oxaz-bala-betabdimo 
2955: phhs-nme35pyr-bala-zdap 
2956: bhs-me24thiaz-leu-zdap 
2957 : tolhs-24thiaz-bala-beta23meoph 
10 2958: bhs-triaz-gly-betameph 

2959 : bhs-ithiadiaz-gly-betathio3 
2960 : ibhs-nme35pyr-bala-betafph 
2961: gua-24thiaz-gly-betahni 
2962 : bhs-25thiaz-nmgly-betacthioph 
15 2963: tolhs-25oxaz-bala-betadcphch 
2964: phhs-25thiaz-bala-betafu3 
2965 : tolhs-ithiadiaz-bala-zdaptb 
; ho . _ - - i: - v - / 0-2 - - - ? - 3 

2967 : bhs-25oxaz-ala-bet:aoxaz 
20 2968: phhs-ithiadiaz-gly-betaipr 
2969: bhs-nme3 5pyr-bala-betabenfu 
2970: 2py-52thiaz-ala-psdap 
2971: bhs-24thioph-gly-betabpy 
2972 : dhthi-2 5methiaz-bala-betadcph 
2 973: ibhs— 24thiGph=gly-=bet aoraebendi 
25 ^2974 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betadcphch 
2975 : bhs-25thiaz-bala-betaanaphth 
2976: bhs-2 5methiaz-ala-betaoxaz 
2977 : tolhs-25methiaz-bala-betadmph 
2978 : 2py-42nmeim-gly-betadcph 
30 2979: bhs-3 5 thioph-gly-betadcph 

2980: phhs-nme3 5pyr-bala-betahmofu 

2981 : ibhs-2 5methiaz-gly-betahmph 

>932 : tolhs-ithiadiaz-glY-betapym 
2 933: bhs- l -hiadiaz-gly-becadcphae 

35 2 984: bim- 5 3 pyr az o-ba-l-a-be t-adeph 

2985 : tolhs-2 5oxaz-bala-betabph 
2986 : ibhs-2 5oxaz-gly-betahph 

2987: tolhs-25oxaz-gly-betampy 

2988 : ibhs-oxadiaz-bala-zdaptb 
2989: bhs-oxadiaz-bala-betafbph 
40 2990: tolhs-25oxaz-gly-betaipr 

2991 : bim-me24thioph-bala-becaJ4meoph 
2992: bhs-42pym-gly-betadcph 
2993 : phhs-25methiaz-bala-betadtrif 
2994 : 2py-25oxaz-gly-betaipr 
45 2995: phhs-oxadiaz-bala-betacbph 
2996: ibhs-24thioph-gly-betaoxaz 
2997 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaf trif 
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10 



15 



20 



25; 



30 



35 



40 



45 



2998: 
2999: 
3000: 
3001: 
3002: 
3003: 
3004: 
3005: 
3 006: 
3007: 
3008: 
3009: 
3010: 
3011: 
3012: 
3013: 
3014: 
3015: 
I J i : 
3017: 
3018: 
3019: 
3020: 
3021: 
3022: 
3023: 
"3024: 
3025: 
3026: 
3027: 
3028: 
3029: 
3030: 
3031: 
^032: 
.3 03 3 ; 
3034: 
3035: 
3036: 
3Q37: 
3038: 
3039: 
3040: 
3041: 
3042: 
3043: 
3044: 
3045: 
3046: 
3047: 



bhs-nme3 5pyr-nmgly-betaoxaz 

bhs-25thiaz-ala-betabnaphth 

phhs-24thioph-gly-betacbph 

bhs -me 2 5 1 hi oph- leu-bet apy 

bhs-me24thiaz-ala-betadcph 

ibhs-25thiaz-bala-betaol 

ibhs-25methiaz-gly-betabediox 

phhs-25thiaz-gly-betaipr 

bim-24oxaz-bala-zdap 

bhs-25oxaz-bala-zdapch 

3pmhs-25thiaz-bala-betapy 

tolhs-25methiaz-bala-betaf luo 

bhs-ithiadiaz-gly-betapbiph 

phhs-24thiaz-gly-beta23meoph 

bhs-nme35pyr-gly-betadhbfu 

ibhs - 2 5 oxa z -ba 1 a - a s paba 

thpym-24thiaz-gly-betadcph 

bhs-oxadiaz-gly-betafbph 

2py-53pyrazo-ala-psdap 
ibhs-nme3 5pyr-bala-be ta2 3meoph 
tolhs-24thioph-gly-betahni 
ibhs-24thioph-gly-betamethioph 
bhs-25methiaz-bala-betahc 
phhs-oxadiaz-bala-betamethioph 
ibhs - 2-Sme thia-z—ba-l-a-=a s paba 
bim-2^thioph^gly-betaomebendi 
tolhs-ithiadiaz-gly-betapytb 
bim-25methiaz-gly-betatrif 
2py-me25thiaz-gly-betaph 
phhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t abpy 
phhs -nine 3 5 py r -g 1 y-be t ahph 
tolhs-ithiadiaz-gly-betabmph 
tolhs-2 5methiaz-gly-betahni 
phh3-?5mathiaz -baLa-betaomebend 
- olhs -oxadiaz -gly -be - ama chi 
ibhs - 2 4 1 hi-a z — baia- c sdap- 



ibhs-ithiadiaz-gly-betaomebendi 
tolhs-oxadiaz-bala-betamesu 

bhs-24th ioph-gly-ps d apch 

phhs -2 4 1 hi oph-gly- zdap 

2py-25oxaz-bala-psdap 

bhs-me24thiaz-ala-betapy 

tolhs-24chioph-baia-beca3 4dcph 

2py-25thioph-leu-betadcph 

bhs-25methiaz-gly-betaf luo 

tolhs-25oxaz-gly-betahmph 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betacbph 

ibhs-25thiaz-bala-betahni 

sabhs-25methiaz-gly-psdap 
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3048: ibhs-ithiadiaz-gly-zdapee 
3049: ibhs-nme35pyr-gly-betafph 
3050: bim-25thioph-bala-betadcph 
3051: phhs-25oxaz-bala-betahph 
5 3052: phhs-nme35pyr-bala-aspaba 
3053: ibhs-24thioph-gly-beta4bph 
3054: bhs-25thiaz-gly-betatrif 
3055: bhs-25thiaz-bala-betathio3 
3 056 : tolhs-ithiadiaz-gly-betathio3 
3057: tolhs-ithiadiaz-bala-zdap 

10 3058: bim-24thiaz-bala-betatos 
3 059 : tolhs-25oxaz-gly-suabu 
3 060 : bhs-24thioph-bala-betapbiph 
3 061: ibhs - oxad i a z -ba 1 a -be t abnapht h 
3062: bim-42nmeim-gly-zdap 

15 3063: phhs-me25thiaz-leu-betapy 
3064: bhs-25methiaz-gly-betamesu 
3065: bhs-me25thiaz-crly-psdap 

3067: bim-53pyrazo-ala-betapy 

20 3068: phhs-ithiadiaz-bala-beta34dcph 
3 069: ibhs-25thiaz-gly-betapyee 
3 070 : tolhs-25thiazr-bal.a-betaoixppe 
3 071 : ibhs-2 5methiaz-gly-betampy 
3072 : tolhs-24thiaz-gly-betaoxope 
3~0 7 3 : b h s= Qxadraz-^-y-be±^3"4meoph— 

25 3 074: tolhs-ithiadiaz-bala-betaoxaz 
3 075 : phhs-24thioph-gly-betadcphch 
3076: 2py-me24thiaz-bala-psdap 
3077: bhs-25thiaz-ala-betainyl 
3078: phhs-25thiaz-gly-betahdcph 

30 3079: phhs-25 thiaz-gly-betah3 5dc 

3080 : tolhs~25methiaz-gly-betathio3 
3 081: 2 py-me 2 4 1 hi oph-g ly-be t aph 
3 03 2 : bhs- I ithioph-baia-betaoxope 
3 03 3 : bh3-2 4chiazyoala-^3pbz:la 

35 3084: phhs-25 thiaz-bal^bm~am^Ch-ilDpn'" 
3085: tolhs-2 5thiaz-bala-betadcphee 
3 086: bhs-24thioph-leu-betadcph 
3 087 : ibhs-24thiophrgly^ibsdap 
3088: phhs-nme3 5pyr-gly-betaibph 
3089: phhs-25thiaz-bala-betahdbph 

40 3090: bgua-?4thiaz-gly-psdap 
3091: bhs-25oxaz-gly-becadcph 
3092: phhs-nme3 5pyr-bala-betaol 
3093 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaibph 
3 094: phhs-25thiaz-bala-betacph 

45 3095: ibhs-nme3 5pyr-bala-betabediox 
3096 : tolhs-ithiadiaz-gly-betapych 
3097: bhs-nme3 5pyr-gly-psdap 
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3098: phhs-25thiaz-gly-betahb 

3099: phhs-24thiaz-gly-betafu2 

3100 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadcph 

3101: ibhs-25oxaz-gly-betabph 
5 3102: gua-24oxaz-gly-betapym 

3103: tolhs-25thiaz-bala-betabediox 

3104: bim-thiadiaz-bala-psdap 

3105 : tolhs-24thiaz-bala-betamethi 

3106: bhs-24thioph-gly-betaol 

3107: bim-25thioph-bala-psdap 
10 3108: tolhs-25oxaz-gly-aspbzla 

3109: tolhs-24thioph-bala-betaamibe 

3110: bhs-me24thiaz-gly-betapy 

3111: ibhs-oxadiaz-bala-betadmoph 

3112 : tolhs~25thiaz-bala-betabmph 
15 3113: phhs-25thiaz-bala-betabmph 

3114 : phhs-25oxaz-bala~beta34meoph 

1115 : phhs-25methiaz-gly-asppha 

; . J. J.li - ! 5.7i=2 ■ 'Jd L i : i ; : : 

3117: bim-me24thiaz-leu-psdap 

20 3118: ibhs-25thiaz-gly-betabdimo 

3119: gua-25oxaz-gly-zdap 

3120 : bhs-25oxaz-gly-bet:ahmph 

3121 : bim-42pym-gly-betapy 

3122 : ibhs-25thiaz-gly-psdaptb 

3 12-3 : bhs— 2-5oxaZ"ba3ra-befea4bp h " t- 

2 c — 

3124: bhs-ithiadiaz-gly-betahcbph 

3125 : ibhs-25thiaz-bala-zdapch 

3126: ibhs-nme3 5pyr-bala-busu2be 

3127: bhs-24oxaz-ala-betadcph 

3128: bhs-25methiaz-gly-betapyee 
30 3129: ibhs-24thiaz-bala-betabph 

313 0 : phhs-ithiadiaz-bala-betabnaphth 
__3131: ibhs-ithiadiaz-bala-zdapch 

.3 13 2: bhs -nma 3 5pyr -nmgly-betaipro 

3133: bhs -2 5 chi -bala-c 3 dap — 
35 313'4~:~ t"6~rhs-±thiadraz^ba-la--b&t^t-hiobe 

3135: bhs-24thiaz-gly-betadcph 

3136: dhim-25thiaz-gly-betadcph 

3137: tolhs-25oxaz-bala-betatrif 

3138: impy-24thioph-ala-betapy 

313 9 : phhs-25methiaz-gly-betathio3 
40 1140: qua~24thiaz-gly-betapyr 

3141 : impy-24thiaz-bala-becaftzri£ 

3142: phhs-nme3 5pyr-bala-betahni 

3143 : 2py-42nmeim-bala-psdap 

3144 : ibhs-2 5thiaz-bala-asppha 
45 3145: phhs~24thioph-bala-psdapch 

3 146 : tolhs-24thiaz-gly-betadmph 

3147: bim-24thiaz-gly-betadbph 
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3148: bhs-42pym-gly-betapy 
3149 : phhs-25methiaz-bala-betaf luo 
3150 : 2py-35thioph-ala-zdap 
3151 : tolhs-24thiaz-bala-betaoxaz 
3152: phhs-24thioph-bala-betatos 
3153 : tolhs-oxadiaz-bala-beta23meoph 
3154: bhs-ithiadiaz-nmgly-betabpy 
3155 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betameph 
3156 : tolhs-ithiadiaz-gly-betacph 
3157: bhs-24oxaz-ala-betapy 
3158 : 2py-24thioph-bala-zdap 
3159: bim-25thiaz-bala-betahcbph 
3160: phhs-25thiaz-gly-betathiobe 
3161: bhs-24thioph-bala-busu2be 
3162: phhs-me25oxaz-bala-psdap 
15 3163: phhs-25thiaz-gly-betatos 

3164 : bhs-25thiaz-nmgly-betabnaphth 
3165 : tolhs-24thioph-gly-betadcphtb 
> _ 6 6 . . Dili ■ '. : - - - i ~ - i - / - - ^ " - P - 
3167: phhs-ithiadiaz-bala-betahph 
20 3168: ibhs-ithiadiaz-bala-betaet 
3169: phhs-25methiaz-bala-ibsdap 
3170 : tolhs-25methiaz-gly-betahdcph 
3171 : ibhs-25oxaz-bala-betahmofu 
3172: bhs-24thioph-gly-betahmofu 
3173 : 2py-me25oxaz-bala-betadcph 
3174 : bhs-nme3 5pyr-bala-betacthioph 
3175 : ibhs-24thioph-bala-betaipro 
3176: bim-25methiaz-gly-betahmph 
3177: sabhs-26py-gly-betainyl 
3178: phhs-ithiadiaz-gly-psdapch 
30 3179: bim-me25oxaz-bala-betaph 

3180 : phhs-oxadiaz-bala-betaphethioa 
3181 : tolhs-ithiadiaz-bala-betainyl 
)132 : bh3-2 4thioph-nmgly-batadhbfu 
.5 133 : phhs-2 5machiaz -jly-bacaoL 
35 3184: phhs-ithiadiaz-bala-betabph 
3185 : 2py-me25thioph-ala-zdap 
3186: bim-ithiadiaz-bala-aspaba 
3187 : dhim-2 6py-nmgly-zdap 
3188: 2py-24thioph-ala-batapy 
3189 : tolhs-25oxaz-gly-betafu3 
40 1190 : tolhs-25oxaz-bala-betahdcph 
3191 : bhs-ichiadiaz-gly-becacbuph 
3192 : 2py-2 5mathiaz-bala-betahni 
3193: bhs-24thiaz-ala-betaipro 
3194: bhs-24thiaz-gly-aspaba 
45 3195: ibhs-nma3 5pyr-bala-aspibua 
3196 : bhs-2 5methiaz-bala-betabmph 
3197: bhs-2 5methiaz-ala-betamesu 



25 



»• • • 
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3198: bhs-nine35pyr-bala-betadcph 

3199 : impy-42nmeim-bala-betapy 

3200 : ibhs-25methiaz-bala-betadbph 

3201 : ibhs-ithiadiaz-bala-asppha 

3202 : tolhs-25methiaz-bala-betatrif 

3203 : ibhs-ithiadiaz-bala-betapym 

3204 : bhs-nme3 5pyr-nmgly-betathioph 

3205 : tolhs-me25oxaz-bala-psdap 

3206 : tolhs-24thioph-bala-betatbuph 

32 07 : bhs-ithiadiaz-bala-busu2be 

32 08 : tolhs-oxadiaz-bala-aspibua 

3209: phhs-ithiadiaz-gly-betafphe 

3210 : ibhs-25methiaz-gly-betahdbph 

3211 : bhs-me24oxaz-gly-psdap 

3212 : bhs-46pym-ala-zdap 

15 3213: bim-25thioph-ala-betainyl 

3214: phhs-24thioph-gly-betampy 

1215 : gua-2 6py-gly-betaf trif 

5 1 l 6 : -Oil 3 - I ) • ^ Or^j.:;:; 

3217 : ibhs-oxadiaz-gly-betadcph 

20 3218 : 2pmhs-25methiaz-bala-betabmph 

3219 : bim-ithiadiaz-gly-asppha 

3220 : phhs-25methiaz-gly-beta34dcph 

3221: t o lhs - 2 4 thi oph-gly-be t ahcbph 

3222 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betafphe 

3223: ibhs - i-thiadi-a-z -gl-y-be feaphe thi o 

25 ~~3224: phhs-25oxaz-bala-zdapch 

3225 : ibhs-oxadiaz-gly-betamesu 

3226 : tolhs-oxadiaz-bala-betadcphee 

3227 : tolhs-ithiadiaz-gly-aspaba 

3228 : impy-24thioph-bala-busu2be 

30 3229: bhs-24thioph-leu-zdap 

3230 : ibhs-oxadiaz-bala-betaf trif 

3 231 : gua-26py-gly-betapbiph 

3 2 3 2: Lbhs -oxadiaz -g Ly-betapytb 

3 2 3 3 : bim-2 5 fur -gly-betadcph ~ 

35 3234: bKs =: 2 4~th laz^gl y =p~s'daptr5 

3235 : ibhs~ithiadiaz-gly-beta34meoph 

3236 : tolhs-25thiaz-bala-betadcphch 

3237: phhs-24thioph-bala-betahb 

3238: 2py-25thiaz-gly-psdap 

3239 : tolhs-24thiaz-gly-betahdbph 

12 40: lbhs-nme35pyr-gly-psdap 

3241 : bhs-25thiaz-leu-betameph 

3242 : bhs-25thiaz-bala-betafphe 

3243 : ibhs-oxadiaz-gly-beta34meoph 

3244 : phhs-me24oxaz-ala-zdap 

45 3245 : ibhs-ithiadiaz-gly-betabpy 

3246 : bhs-ithiadiaz-gly-betamethi 

3247: phhs-25thiaz-bala-csdap 



40 
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3248: bhs-25thiaz-met-betadcph 
3249: 2py-nme35pyr-bala-psdap 
3250: bhs-25thiaz-gly-betatos 
3251 : bhs-25oxaz-gly-betaomebendi 
5 3252: bhs-24thiaz-gly-betapyee 
3253: ibhs-oxadiaz-bala-betafphe 
3254: gua-24thiaz-nmgly-betapy 
3255: ibhs-24thiaz-bala-psdapee 
3256: 2py-25methiaz-bala-aspaba 
3257 : ibhs-25thiaz-gly-betabediox 

10 3258 : phhs-me24thiaz-leu-beta34meoph 
325 9 : ibhs-25methiaz-bala-betabthioph 
3260: ibhs-25oxaz-gly-betapych 
3261: 2py-52thiaz-ala-betainyl 
32 62 : tolhs-me24thioph-ala-zdap 

15 3263: ibhs-24thioph-gly-betabmph 
3264: bhs-25thiaz-gly-zdaptb 
3265 : phhs-24thioph-bala-ibsdap 



3267: bhs-25oxaz-gly-zdapch 

3268: phhs-2 5oxaz-gly-betafu3 

3269: phhs-25thiaz-bala-betadmoph 

3270: bhs-oxadiaz-nmgly-betadmoph 

3271: bhs-25methiaz-gly-betahbcph 

3272 : tolhs-25methiaz-bala-betabthioph 



32 7 3 : bh-s- oxadiaa-ba±a-adapch — — 

25 ~~3274: gua-24oxaz-gTy-betaamibe 
3275: phhs-2 5thiaz-gly-betabpy 
3276: bhs-24im-bala-psdap 
3277: phhs-2 4thiaz-bala-asppha 
3278 : ibhs-ithiadiaz-gly-betadmoph 
30 3279 : ' tolhs-24thioph-bala-suabu 
3 280: bim-me24oxaz-bala-betadcph 
3 281: t o lhs - oxadi a z -bal a-be t abph 
12 32: phhs - 1 4thi az -ba la-bet a ipro 
3 2 3 3 : oh 3 - Dxadi a z - bal a -ba caioro 

35 3284: phhs-25oxaz-bala-betadtr-i-f 

3285: ibhs-25oxaz-gly-betambiph 
3 286: bhs-nine3 5pyr-gly-aspibua 

3287: bim-oxadiaz-leu-betapy 

3288 : bhs-oxadiaz-ala-betaanaphth 
3289: 2py-2 5thiaz-ala-betainyl 
40 3290: 2py-24thiaz-bala-suabu 
3291: bhs-24thiaz-bala-becahnx 
3292: bhs-25methiaz-ser-betapy 
3293: phhs-oxadiaz-gly-betaheph 
3294: gua-24thiaz-gly-suabu 
45 3295: tolhs-2 5methiaz-bala-betacph 
3296: ibhs-25thiaz-gly-betapy 
3297 : ibhs-24thioph-bala-betatos 
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3298: thpym-24thiaz-gly-betahdcph 
3299 : tolhs-25methiaz-bala-aspibua 
3300 : thazep-25oxaz-gly-psdap 
3301 : tolhs-nme3 5pyr-bala-zdapch 
5 3302 : bhs-oxadiaz-gly-betaphethioa 
3303: phhs-me24thioph-leu-betaph 
3304 : phhs-me25oxaz-gly-psdap 
3305 : tolhs-2 5methiaz-gly-betairiethi 
3306 : ibhs-25oxaz-bala-betacbph 
3307: bhs-25thiaz-leu-betapy 
3308 : ibhs-ithiadiaz-gly-betahdcph 
3309: thpy-24oxaz-gly-betadcph 
3310 : phhs-25thiaz-bala-betathioph 
3311 : bim-ithiadiaz-gly-aspaba 
3312 : tolhs-ithiadiaz-bala-aspbzla 

15 3313: bim-24thioph-ala-zdap 
3314 : ibhs-2 5oxaz-gly-betapyr 
1115: bhs-? 4thioph-gly-betaipro 
5 i i_ 5 : on. j - i i odii - Da Zijxjpe 

3317 : bhs-nme3 5pyr-gly-betah3 5dc 

20 3318: phhs-oxadiaz-bala-betapym 

3319 : tolhs-24thiaz-bala-betaheph 

3 320 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaheph 

3321 : phhs-24thioph-gly-betaomebendi 

3322 : ibhs-ithiadiaz-bala-betacthioph 

^ __3 3 2 3 : bhs^XM^^iaz-gl^b^trairi^su 
25 

3324 : nitihs-24thioph-gly-betadcpbT 
3325 : ibhs-24thiaz-bala-betatrif 
332 6 : bhs-oxadiaz-bala-betambiph 
3327 : bhs-oxadiaz-nmgly-betaipro 
3328 : bim-me24thioph-leu-beta34meoph 

30 3329: 2pmhs-24thiaz-gly-betahbcph 
3330 : tolhs-24thiaz-gly-betapy 
3 331 : ibhs-2 5oxaz-bala-betathiobe 
J 3 3 2 : 2pmhs -4 2pym-gly-bet apy 
.3333 : phhs - 2 5 me chi a z - ba ± a -be c aph 

35 3334: phhs-oxadlaz-gly-betaf phe 
3335 : tolhs-ithiadiaz-gly-betahmo 
3336 : bhs-25oxaz-nmgly-betathioph 

3337: bhs-42nmeim-gly-suabu 

3338 : ibhs-24thiaz-bala-betah35dc 
3339 : bgua-24thioph-gly-betameph 

40 

1140 : phhs-ithiadiaz -gly-betatos 
3341 : tolhs-oxadiaz-gly-beta34dcph 
3342 : ibhs-25methiaz-bala-betaheph 
3343 : bim-25fur-ala-zdap 
3344: bim-24thioph-bala-betadcph 
45 3345: ibhs-2 5oxaz-bala-betaf trif 
3346 : ibhs-oxadiaz-gly-beta34dcph 
3347 : tolhs~25thiaz-gly-betajnesu 
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3348: bhs-oxadiaz-bala-betapy 
3349 : impy-24thioph-bala-betaphethioa 
3350: ibhs-24thioph-gly-betadcph 
3351: bhs-ithiadiaz-gly-aspibua 
3352: bhs-24oxaz-bala-zdap 
3353: tolhs-25thiaz-gly-betapytb 
3354: phhs-oxadiaz-bala-betabenfu 
3355: tolhs-24thiaz-bala-betahcbph 
3356: bim-25thiaz-bala-betacph 
3357 : ibhs-25methiaz-bala-betatbuph 
3358 : tolhs-25thiaz-bala-betabthioph 
3359 : phhs-ithiadiaz-bala-betathio3 
3360: ibhs-24thioph-bala-busu2be 
3361: 2py-53pyrazo-ala-betadcph 
3362 : tolhs-oxadiaz-gly-beta3 5dbph 
15 3363: ibhs-ithiadiaz-bala-betahc 
3364: phhs-oxadiaz-bala-betapytb 
3365: phhs-oxadiaz-gly-betafbph 

j 3 j o ; I ) - - : = - : : - x - ' ■- - - --------- 

^67: bhs-25oxaz-bala-becapycb 

phhs-24thiaz-gly-betahdbph 

bim-2 6py-ala-be tainyl 
phhs - 2 4 t hi oph-gly-be t amb iph 
bhs-nme3 5pyr-gly-betambiph 
bhs-ithiadiaz-bala-betamesu 

tolhs-nme3 5py-r=gly-psdapch: 

bhs - 2 5 oxa z -rung ly - be t abpy 
tolhs-me24thioph-ala-betapy 
phhs-24thiaz-gly-betameph 
phhs-25oxaz-gly-betaol 
bim- 2 4 thi oph-ba la-bet ahc 
bhs-nme3 5pyr-ala-betabpy 
ibhs-24thiaz-gly-betadhbfu 
bhs-25oxaz-gly-betahbcph 
r D ih3 -ma 2 4 oxa z -lau-betaoh 
; ipmhs - 1 5oy-?ly- -be-- apy 

: ibhs - 2 5 thi a-z— ba-l-a— be ta-hbcph 

: tolhs-24thiaz-bala-betadcph 
: tolhs-oxadiaz-bala-betainyl 
: tolhs-25methiaz-bala-psdap 
: phhs-me24thioph-bala-betadcph 
: phhs-oxadiaz-bala-betathio3 
: phhs-24thioph-bala-asppha 
: bhs-24thioph-baia-becainyi 
: bhs-25oxaz-gly-betaf luo 
: ibhs-nme3 5pyr-bala-psdapee 
: bim-me25oxaz-leu-betadcph 
: tolhs-ithiadiaz-bala-betafu2 
: phhs-25methiaz-gly-betabthioph 
: bhs-24thiaz-bala-betafbph 



25. 



13 32 



40 



BASF Aktiengesellschaft 991091 



O.Z. 0050/50789 DE 



• ^m^_ • •••• • * •* 

3398 : ibhs-nme35pyr~bala-betaf luo 

3399 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betal3bendi 

3400: bhs-24thiaz-gly-betaol 

3401 : ibhs-oxadiaz-gly-suabu 

5 3402: nmhs-42nmeim-gly-psdap 

3403: phhs-25methiaz-bala-asppha 

3404: gua-2 6py-gly-beta34dcph 

3405: phhs-ithiadiaz-bala-betadbph 

3406 : phhs-me25thioph-gly-psdap 

mmk 3407: bhs-24thiaz-bala-betabediox 
10 

3408: bim-25thioph-ala-betadcph 
3409 : bhs-ithiadiaz-ala-ibsdap 
3410: ibhs-25thiaz-bala-aspibua 
3411: bhs-24thioph-bala-beta4bph 
3412 : ibhs-ithiadiaz-bala-betabnaphth 
15 3413: 2py-25methiaz-gly-betathio3 
3414 : bhs-ithiadiaz-gly-betampy 
3415 : phhs-nme3 5pyr-gly-betamethi 

i = _ j . . J ■ : = jp/_ - 3d _ _i - Jt= - i 3 > p/. 

3417 : ibhs-25oxaz-bala-betaf ui 
20 3418: phhs-ithiadiaz-gly-betaimid 
3419: tolhs-25oxaz-gly-betadcphch 
3420 : tolhs-24thioph-bala~betaf bph 
3421: ibhs-25thiaz-bala-betatbuph 
3422 : bhs-2 5oxaz-gly-psdaptb 
3 4 2 3-:— bim-me-24 -feh-i-oph— ba~l-a-=be-taph 
3424 : bhs-24thiaz-gly-beta-3quin 
3425: bim-me24thiaz-leu-betadcph 
3426 : phhs-ithiadiaz-gly-betal3bendi 
3427 : tolhs-25methiaz-gly-aspibua 
3428: tolhs-24thiaz-gly-betadhbfu 
30 3429: bhs-42pym-ala-betadcph 

3430 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betacthioph 
3431 : bhs-2 5oxaz-gly-betaanaphth 
.3432 : Ibhs-lthiadia-z -gLy-betatos 
3 43 3 : Lbhs-nma3 5pyr-bala-becadcph 
35 3434: i"bte-rim<e^5pyr^ba±a --berfcafcos- — 
3435 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betahbcph 
343 6 : 2py-me25thioph-ala-betaph 
3437 : ibhs-oxadiaz-gly-busu2be 
3438: bim-triaz-bala-zdap 
4Q 3439: bhs-24thioph-gly-betampy 
3 440: bhs-3 5fur-bala-betapy 
3441 : bhs-me24thioph-leu-beca34meoph 
3442 : ibhs-25oxaz-bala-betaanaphth 
3443 : bhs-25oxaz-leu-zdap 
3444: gua-24thiaz-gly-betadmoph 
45 3445: bhs-ithiadiaz-bala-betacthioph 
3446: bhs-25thiaz-gly-betapyr 
3447 : ibhs-ithiadiaz-gly-beta34dcph 
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3448: tolhs-oxadiTz-bala-betaheph 
3449: tolhs-oxadiaz-gly-betapyee 
3450: gua-24oxaz-gly-betambiph 
3451: tolhs-24thioph-gly-betafu3 
5 3452: tolhs-24thiaz-bala-zdaptb 
3453: tolhs-ithiadiaz-gly-betaoxope 
3454: phhs-nme35pyr-gly-betaftrif 
3455 : bhs-ithiadiaz-bala-betadcphtb 
3456: bim-triaz-bala-psdap 
3457: bhs-nme35pyr-gly-betapyr 
10 3458: bhs-25oxaz-bala-betaipro 
3459: tolhs-nme35pyr-gly-betabmph 
3460: ibhs-24thiaz-bala-betadmph 
3461: tolhs-24thiaz-gly-betaphethio 
3462: agua-26py-gly-betadcph 
15 3463: 2py-triaz-gly-psdap 

3464 : 2py-24thiaz-bala-betabnaphth 
1465 : tolhs-oxadiaz-bala-betaph 

3 -4 6 o . Loaj - : _ ii ■->'-/' tJ - ja Jsi 

3467: bim-me24thiaz-gly-betaph 
20 3468: bim-me24thioph-ala-betapy 

3469 : ibhs-24thiaz-bala-betaanaphth 
3470: bim-42nmeim-ala-betapy 
3471: ibhs-24thioph-bala-betahni 
3472: bhs-24thioph-bala-asppha 
3473: ibhs 24 ^tb±a^^^a-betahpti— - — 
25 3474: bhs-2 5oxaz-bala-betahc 

3 47 5 : tolhs-24thioph-gly-betah3 5dc 
3476 : bim-me24thioph-ala-beta34meoph 
3477 : bim-me25oxaz-bala-beta34meoph 
3478: tolhs-25thiaz-bala-aspaba 
30 3479: ibhs-oxadiaz-bala-betampy 
3480: bhs-3 5thioph-ala-betapy. 

3481: tolhs-24thioph-bala-betafph 

.3 43 2 : bhs -nme 3 5pyr -bala-ibsdap 
143 3 : 2pmhp-24chioph-bala-b3caoyr 
35 3484: phhs - 2 4 1 hi a z -gly ^be t af phe~ 
3485: bhs-2 5oxaz-bala-betacbph 
3486: tolhs-24thioph-gly-zdaptb 
3487: bim-me24thiaz-leu r betaP_Y. 
3488: bim-ithiadiaz-leu-betapy 
3489 : ibhs-ithiadiaz-bala-beta34dcph 
40 1490: bhs-oxadiaz-bala-csdap 

3491 : phhs-25methiaz-bala-aspbzla 
3492: 2py-me24oxaz-gly-psdap 
3493: bhs-24thioph-gly-csdap 
3494 : phhs-ithiadiaz-bala-betadcphch 
45 3495: ibhs-nine35pyr-gly-asppha 
3496: bhs-oxadiaz-gly-betaftrif 
3497 : bhs-25methiaz-bala--betabenfu 
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3498: gua-24thiaz-gly-betaomebendi 
3499 : bhs-me25thiaz-gly-beta34meoph 
3500: bim-25methiaz-bala-betampy 
3501: phhs-25oxaz-gly-betaphethio 
3502: tolhs-24thiaz-gly-zdap 
3503 : bhs-nme35pyr-bala-betacph 
3504 : tolhs-nme35pyr-gly-betabdimo 
3505 : bhs-nme35pyr-bala-betadcphch 
3506 : bhs-25thiaz-bala-betabnaphth 
bhs -25thiaz-bala -be t aph 
tolhs-oxadiaz-gly-betatrif 
2 py-me 2 4 oxa z - 1 eu - be t a 3 4me oph 
3510 : tolhs-ithiadiaz-bala-betathiome 
3511 : tolhs-25thiaz-bala-betapych 
3512 : tolhs-25oxaz-gly-betabediox 
tolhs-25methiaz-bala-betapym 
bhs-25thiaz-gly-betambiph 
3515 : phhs-ithiadiaz-bala-betaoxaz 



3507: 
3508: 
3509: 



3513: 
3514 



25 



3517 : bhs-nme3 5pyr-gly-psdapee 
20 3518: gua-24oxaz-gly-betafph 

3519 : phhs-24thioph-bala-betafphe 
3520 : bhs-25thiaz-bala-betapytb 
3 521: phhs-24thiaz-bala-betadcphch~ 
3522: phhs-25thiaz-bala-betapyr 
_3 5 2 3 : tblhs— nme3 5pyir-gly-psdapfeb 
3524 : tolhs-rune35pyx-bala-suabu 
3525 : bhs-42oxaz-bala-betadcph 
3 52 6 : phhs-25methiaz-gly-betapych 
3527 : impy-25methiaz-bala-betainyl 
3528: phhs-25thiaz-gly-ibsdap 
3529 : phhs-25oxaz-gly-betabnaphth 
353 0 : bhs-oxadiaz-gly-betatos 
3531 : tolhs-2 5thiaz-gly-betambiph 



30 



A 5 3 2 
3 5 3 3; 



bhs • 



^niethiiz -ba La-o3daotb 
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35 3534: bhs - 2 5 me th±a-z^ba±a-be eameEiriroph 
3535 : bhs-25thiaz-nmgly-betainyl 
bhs-ithiadiaz-bala-betadito 
gua-24thiaz-gly-betabenfu _ 
ibhs-24thiaz-bala-betadtrif 
phhs-me2 5thioph-leu-betapy 
phhs-me2 5thiaz-gly-betaph 
ibhs-ithiadiaz-gly-becabnaphch 
ibhs -2 5 oxa z -gly-be t ahbcph 
3 543 : bhs-25thiaz-nmgly-beta3quin 
3 544 : impy-24 thioph-gly-betahmof u 
3 545 : bhs-24thioph-gly-betapym 
2py-52thiaz-gly-zdap 
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3537: 

3538: 

3539: 

1540: 

3541: 

3542: 



3546 



3 547: phhs-oxadiaz-bala-betaibph 
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«99 
J3 ,o; — - .az-bala-beta4bph 

3549: tolhs-25methiaz-gly-betaet 
3550: bhs-25thiaz-ala-betahmph 
3551: bhs-25thioph-leu-betapy 
3552: bhs-25methiaz-gly-suabu 
3553: phhs-oxadiaz-bala-suabu 
3554: phhs-25thiaz-bala-psdap 
3555: phhs-me24thioph-leu-psdap 
3556: bim-24thioph-gly-betaibph 
3557- ibhs-oxadiaz-gly-betapy 
10 3558: tolhs-24thiaz-bala-betaanaphth 
3559: phhs-oxadiaz-bala-betaoxope 
3560: bhs-24thiaz-bala-betapyee 
3561: ibhs-24thiaz-gly-betahb 
3562 : tolhs-oxadiaz-bala-betahdbph 
15 3563: bhs-24thiaz-gly-betabph 

3564: bhs-ithiadiaz-ala-beta34dcph 
3565 : ibhs-24thiaz-bala-betatbuph 

3567: bhs-ithiadiaz-ala-becadcph 
3568: bhs-25thiaz-bala-betafbph 
3569: phhs-25oxaz-gly-zdapch 
3570 : ibhs-24thiaz-gly-betabediox 
3571 : ibhs-25methiaz-gly-betadmoph 
3572: phhs-24thioph-gly-betaipr 
3573 : bhs-ithiadiaz-bala-betabph 
3574: tolhs-nme3 5pyr-gly-psdapee 
3575: bim-42oxaz-bala-psdap 
3576: ibhs-25oxaz-bala-betafluo 
3577: tolhs-nme35pyr-gly-betahmo 
3578: bhs-25methiaz-bala-aspaba 
30 3579: bhs-25thioph-gly-zdap 

3580: phhs-25oxaz-gly-betadmph 
3 581: bhs-oxadiaz-bala-betapyr 
1532 : gua-^Spv-gly-betamethioph 
3 5 3 3 : 2 py- 2 5 Chi oph -bal a -ba c apy 
35 3584: bhs-oxadiaz-ala-betathioph 
3585: bim-thiadiaz-bala-zdap 
3586 : bim-25oxaz-bala-betamethioph 
3587: bhs-25methiaz-nmgly-betamesu 
3588: dhpyrr-26py-gly-betadcph 
3589 : 2py-me25thiaz-gly-beta34meoph 
40 3590: ohhs-oxadiaz-gly-betahcbph 

3 591: 2py-me2 5 chioph-gly-becai 4maoph 
3 592 : phhs-25methiaz-gly-betaibph 
3 593: ibhs-nme3 5pyr-bala-betamesu 
3594: ibhs-24thioph-bala-betabpy 
45 3595: ibhs-24thioph-bala-betadcphee 
3 596 : ibhs-oxadiaz-gly-betacthioph 
3 597: gua-24oxaz-gly-betathiome 
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3598: gua-42pym-gly-betaoxope 

3599 : 2py-25oxaz-gly-aspbzla 

3600 : bhs-oxadiaz-gly-betadhbfu 

3601 : phhs-25methiaz-bala-betacthioph 

5 3602: bim-25methiaz-bala-betaipro 

3603 : ibhs-ithiadiaz-gly-betadito 

3 604 : tolhs-nme35pyr-bala-betahdbph 

3605 : bim-me24thioph-gly-beta34meoph 

3606: phhs-me24thioph-gly-betapy 

3 607 : bhs-35fur-leu-psdap 

10 3608: ibhs-24thiaz-gly-betadmph 

3 609: dhim-24thiaz-gly-betainyl 

3610: bhs-42oxaz-gly-betadcph - 

3611 : ibhs-24thiaz-bala-betaet 

3612: phhs-nme3 5pyr-gly-betahb 

15 3 613: gua-24thiaz-gly-betabpy 

3 614 : 2py-52thiaz-gly-psdap 

3615 : tolhs-25met:hiaz-bala-suabu 

j 5 _ :> . pji::3 - : > j>x jl l ^",y' oe: _.riJ 

3 617 : bhs-nme3 5pyr-nmgly-betadmph 

20 3618: ibhs-oxadiaz-gly-betadmoph 

3 619 : phhs-nme3 5pyr-gly-aspaba 

3 620 : phhs-nme3 5pyr-bala-betamesu 

3 621 : bhs-25thiaz-bala-betathiobe 

3622 : bhs-24thiaz-leu-psdap 

3 6 2-3- : bhs ^5-t-h-ra-^-g^yH3e^ad- trif ' - 

25 

3 624 : ibhs-25methiaz-gly-betapyee 

3625: bim-3 5thioph-gly-psdap 

3626: bhs-25oxaz-gly-betadtrif 

3 627 : bhs-oxadiaz-bala-betadcph 

3628: bim-25thiaz-ala-betapy 

30 3629: 2py-24thiaz-gly-asppha 

3 63 0 : bhs-oxadiaz-gly-betaamibe 

3 631: bhs-ithiadiaz-nmgly-beta34dcph 

.3 5 3 2 : bizti-24thidz -gly-batamaph 

3 53 3: phhs-itie2 4oxaz -gly-psdap 

35 3 6 3 4 T bim^e24"rlrl"^^g±y^p~sidap--— ^ 

3 635 : bhs-oxadiaz-gly-betaheph 

3636: thpy -24thioph-gly-betadcph 

3 637 : gua-2 5thipph-gly^betaqxope 

3 63 8 : bhs-42pym-gly-betameph 

3639: bhs-24thiaz-gly-betafu2 

3640 : tolhs-25oxaz-gly-betaheph 

3 641 : bhs-25oxaz-nmgly-betahmph 

3 642 : impy-2 5oxaz-gly-betapym 

3643 : gua-25thiaz-gly-betamethi 

3 644: phhs-oxadiaz-bala-betacthioph 

45 3645: bhs-24thioph-gly-betaibph 

3646 : phhs-2 5methiaz-bala-betahmofu 

3647: bhs-2 5oxaz-gly-betacthioph 
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3648: bhs-oxadiaz-bala-betaipr 
3649: phhs-24thioph-gly-betaamibe 
3650: phhs-nme35pyr-gly-betaamibe 
3651 : phhs-25methiaz-gly-betaphethio 
5 3652: phhs-25thiaz-gly-betapbiph 
3653: ibhs-25oxaz-gly-betapy 
3 654: tolhs-nme35pyr-gly-aspibua 
3655 : ibhs-24thiaz-gly-psdapch 
3656: 2py-35fur-ala-psdap 
3657: tolhs-24thiaz-bala-betaomebendi 
10 3658: ibhs-25methiaz-bala-betadhbfu 
3659 : ibhs-25methiaz-bala-betaoxaz 
3660: bim-25methiaz-gly-asppha 
3661: phhs-ithiadiaz-bala-betadmoph 
3662: bhs-3 5fur-ala-betadcph 
15 3663: phhs-25thiaz-bala-betatos 
3664: bim-42nmeim-gly-betafu3 
3665 : bhs-24thioph-gly-beta3 5dbph 

l ii i . - 3C3 ■ = ; j p •/ ^ - : ~ - - 

3667 : cima-24chiaz-bala-psdap 
20 3668: tolhs-25methiaz-bala-betaol 
3669: gua-26py-gly-betaipr 
3670 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaipr 
3671: ibhs -nme3 5pyr-gly-c sdap 
3672: tolhs-24thiaz-gly-betafph 
3673: phhs=25methiaz_-baia-b.ei.aphethio 
25 3674: phhs-ithiadia~z-bala-betafphe 

3 67 5 : tolhs-24thioph-bala-beta23meoph 
3676: phhs-25thiaz-bala-aspbzla 
3 677 : tolhs-oxadiaz-gly-betacbph 
3678 : bhs-24thiaz-ala-betabnaphth 
30 3679: phhs-25methiaz-bala-betapbiph 
3680 : 2py-24im-ala-psdap 
3681 : tolhs-24thiaz-bala-betathiobe 
1532 : ohhs-oxadiaz-gly-betaphethio 
1 533: c Dihs- > 5oxaz -gly -becahbcph - 
35 3684: tolhs-oxadiaz-bala— be-feao-bph --- • 
3685: tolhs-25oxaz-gly-beta34meoph 
3686: bhs-25oxaz-gly-betathiome 

3687: dhim-42nmeim-gly-zdap 

3 688 : ibhs-ithiadiaz-gly-betabthioph 
3689: ibhs-oxadiaz-gly-betaet 
40 1690: bhs-25methiaz-nmgly-beta34dcph 
3691 : xbhs-25oxaz-gly-beca23meoph 
3692: phhs-25methiaz-gly-betacph 
3 693 : ibhs-nme35pyr-gly-betathio3 
3694 : bim-me24thiaz-gly-betadcph 
45 3695: phhs-24thioph-gly-csdap 
3 696 : ibhs-nme35pyr~bala-asppha 
3697 : 2py-me24thioph-ala-psdap 
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3698 
3699 
3700 
3701 
3702 
3703 
3704 
3705 
3706 
3707 
3708 
3709 
3710 
3711 
3712 
15 3713 
3714 
371.5 
3 / L 3 
3717 
3718 
3719 
3720 
3721 
3722 



t o lhs - 2 5 oxa z -g ly- z dap e e 

dhim-2 6py-gly-psdap 

2py- 2 5 1 hi oph-bal a- z dap 

tolhs-25oxaz-bala-psdapch 

phhs-24thioph-gly-zdapch 

bim-thiadiaz-bala-betadcph 

b im- 2 4 oxa z -ba 1 a -be t adcph 

tolhs-25oxaz-gly-psdap 

bim-52thiaz-gly-zdap 

ibhs - oxadi a z -ba la-be tadito 

bhs-me24thiaz-bala-zdap 

2py-ithiadiaz-bala-asppha 

gua-42pym-gly-betafu2 

phhs-25methiaz-bala-betaanaphth 

bhs-26py-ala-zdap 

ibhs-24thiaz-gly-betaoxope 

phhs-24thioph-bala-betadcphee 

dhim-52thiaz-ala-betainyl 
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bhs-24thioph-gly-betafph 
gua-24thiaz-gly-betahb 
bhs-oxadiaz-gly-betaipro 
phhs-25methiaz-gly-betatrif 
bim-me24thioph-gly-zdap 
i bhs - oxad i a z -ba 1 a -be t ao xa z 
37 23: gua-2 4 Chi^z^gly-be tacbph-^ — 



25 ~3724: 
3725: 
3726: 
3727: 
3728: 

30 3729: 
3730: 
3731: 
J 7 12: 
J 7 3 3 : 



ibhs-ithiadiaz-gly-betahhi 

bim-ithiadiaz-bala-aspibua 

2py-42oxaz-gly-betadcph 

tolhs-ithiadiaz-gly-betaet 

ibhs-25methiaz-bala-betahdcph 

2py-42nmeim-gly-betacph 

tolhs-oxadiaz-bala-betaanaphth 

phhs-ithiadiaz-gly-betaanaphth 

phhs - "L chi acii 3. z -g Ly -bacaf luo 

coins -i zhiadiaz -bala-bacaf cr if 



35 



40 



3734: 
3735: 
3736: 
3737: 
3738: 
3739: 
1740: 
3741: 
3742: 
3743 : 
3744: 
45 3745: 
3746: 
3747: 



phhs - oxaHIaz-gly-betaet 
phhs-24thiaz-bala-csdap 
ibhs-2 5oxaz-bala-psdap 

2prtihs-25oxaz-gly-betaol 

tolhs-oxadiaz-gly-betadcph 

phhs-24thioph-bala-betamesu 

bhs -? S th i a z -g ly-be t adi t o 

2py-42pym-ala-betainyl 

tolhs-me2 5oxaz-gly-zdap 

2pmhs-25oxaz-gly-beta3quin 

phhs-24thiaz-bala-betahmo 

tolhs-24thiaz-bala-csdap 

bhs-26py-gly-betapy 

bim-53pyrazo-leu-betapy 
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3748: 2py-25methiaz-gly-zdap 

3749: ibhs-nme35pyr-gly-betadtrif 
3750: dhim-42pym-ala-betadcph 
3751: ibhs-nine35pyr-bala-zdaptb 
5 3752: bim-25 thiaz-gly-betadbph 
3753: tolhs-25oxaz-bala-betahiriph 
3754: tolhs-25methiaz-bala-betahph 
3755: ibhs-ithiadiaz-gly-betapyr 
3756 : bhs-ithiadiaz-ala-betaipro 
3757 : ibhs-25methiaz-bala-psdapch 
10 3758: phhs-nme3 5pyr-bala-zdapee 

3759 : bim-me25thiaz-bala-beta34meoph 
3760: tolhs-oxadiaz-bala-betahdcph 
3761: phhs-oxadiaz-gly-betampy 
3762 : ibhs-oxadiaz-gly-betathiome 
15 3763: impy-2thioph-gly-betapy 
3764: bhs-25oxaz-gly-betainyl 
1765 : ibhs-25thiaz-bala-betafph 
; . -_-;l±-lz ■ ?ly -be - l : 

3767: hts-42pym-gly-betapy 
3768: ibhs-24thiaz-gly-betahmph 
3769 : phhs-nme3 5pyr-bala-betapyee 
3770 : tolhs-nme35pyr-gly-beta34meoph 
3771: bim-me2 5thioph-bala-betaph 
3772 : tolhs-24thiaz-bala-betadmph 
3 7 7-3-: bhs— i t hiad-i-a z -gly.-bet aamrbe 
"3774: bhs-25thibph-^leu-psdap^ 
3775: bhs-me25thiaz-leu-betaph 
3776: bhs-25methiaz-bala-csdap 
3777 : tolhs-25thiaz-gly-beta4bph 
3778: bhs-24thioph-nmgly-betainyl 
30 3779: phhs-oxadiaz-gly-betabenf u 
3780: phhs-nme3 5pyr-gly-psdaptb 
_3781: gua-24thiaz-gly-betat;os 

3732 : -olhs-oxadiaz-gly-betabdimo 
3733 : bhs-25chiaz -gly-beca £ Luo 

35 3784: bhs=triaz-a-la-psdap- — 

3785: bhs-3 5pyrazo-gly-betapy 
3786 : 2pmhs-24thiaz-bala-betapyr 
3787 : tolhs-25methiaz-bala-betaphethioa 
3788: bhs-24thiaz-bala-betahdbph 
3789 : ibhs-25thiaz-gly-betadcphee 
40 1790: phhs-24thioph-bala-betadito 
3791: phhs-oxadiaz-gly-becabdimo 
3792 : 2py-24thiazme-gly-betapy 
3793 : ibhs-nme35pyr-gly-beta34meoph 
3794 : phhs-ithiadiaz-gly-betahbcph 
45 3795: ibhs-oxadiaz-gly-betaibph 
3796 : 2py-24thioph-bala-psdap 
3797 : 2pmhs-2 5oxaz-bala-suabu 
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15 



20 



25- 



30 



35 



40 



45 



3798: 

3799: 

3800: 

3801: 

3802: 

3803: 

3804: 

3805: 

3806: 

3807: 

3808: 

3809: 

3810: 

3811: 

3812: 

3813: 

3814: 

3815: 

\3l 5 : 

3817: 
3818: 
3819: 
3820: 
3821: 
3822: 
3823 : 
3824: 
3825: 
3826 : 
3827: 
3828: 
3829: 
3830: 
3831: 
*332 : 
3 3 3 3; 
3834; 
3835: 
3836: 
3837 
3838 
3839 
1840 
3841 
3842 
3843 
3844 
3845 
3846 
3847 



bhs - 2 4 thi oph-nmg ly-be t abpy 
ibhs-oxadiaz-bala-asppha 
gua-2 5 thiaz -gly-be taomebendi 
3 pmhs - 42pym-g ly-be tapy 
tolhs-25thiaz-gly-suabu 
ibhs-24thioph-bala-betafu2 
tolhs-oxadiaz-bala-psdapch 
ibhs-oxadiaz-bala-betadcphtb 
phhs-ithiadiaz-bala-betaf trif 
ibhs-oxadiaz-gly-betaoxope 
2py-oxadiaz-bala-psdap 

t o lhs -me 2 5 oxa z - g ly-p s dap 
bhs-25methiaz-nmgly-betal3bendi 

tolhs-24thiaz-bala-betabpy 

hs-42pym-gly-betapy 
tolhs-25oxaz-bala-betapbiph 
ibhs-oxadiaz-bala-beta34meoph 
bhs-ithiadiaz-ala-betameph 



bhs-2 5thiaz-nmgly-beca£phe 
tolhs-ithiadiaz-gly-betaf luo 
tolhs-25thiaz-bala-betamethi 
bhs-24thioph-nmgly-betathio3 
bhs-24thiaz-hphe-betapy 
tolhs-2 5methiaz-bala-aspbzla 
bim-me25 thiaz -ala-betadcph-- — 
bhs-2 5thiaz-bala-asppha 
bhs-nme3 5pyr-gly-betamesu 
ibhs - i t hi adi a z -gly-be t apy e e 
phhs-25oxaz-bala-betabnaphth 
ibhs - 2 4 1 hi oph-gly-be t admoph 
phhs-ithiadiaz-gly-betabnaphth 
tolhs-nme3 5pyr-gly-beta3quin 
bhs -me 2 5 thi oph-ba 1 a-be t apy 
to Lhs -nma 3 5pyr -bal a-bet apym 
bhs -nma 3 5 pyr a - bee a. 3 T-iin 
ibhs-25oxaz-gl y-be t ame t h ioph. 
tolhs-25thiaz-gly-betaoxaz 
phhs-ithiadiaz-bala-betadcphee 
tolhs-24thiaz-bala-betaphethioa 
2py-2 5oxaz-gly-betadcph 
tolhs-oxadiaz-bala-betampy 
2py-42oxaz-leu-betapy 
ibhs-24thiaz-gly-zdaptb 
phhs-ithiadiaz-bala-psdaptb 
phhs-nme35pyr-gly-betaf luo 
bhs-nme3 5pyr-gly-zdapee 
ibhs-24thioph-bala-betaoxaz 
ibhs-24thiaz-bala-betaoxaz 
, thazep-2 5thiaz-gly-beta!3bendi 
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3848: 
3849: 
3850: 
3851: 
3852: 
3853: 
3854: 
3855: 
3856: 
3857: 
3858: 
3859: 
3860: 
3861: 
3862: 
15 3863: 
3864: 
3865: 
t s 5 5 . 
3867: 
20 3868: 
3869: 
3870: 
3871: 
3872: 
-3 873^: 
2 ^3"874: 
3875: 
3876: 
3877: 
3878: 
30 3879: 
3880: 
3881: 
\ 3 3 2: 
■I 3 3 3; 
35 3 884-: 
3885: 
3886 : 
3887: 
3888: 
3889: 
3890: 
3891: 
3892: 
3893 
3894 
45 3895 
3896 
3897 
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40 



bhs-24thiopffala-betabnaphth 
bhs - i t hi adi a z -rung ly-be t ame su 
phhs - oxadi a z -g ly-be t acph 
ibhs-25methiaz-bala-betapyr 
2py-25methiaz-gly-betaol 
tolhs-25methiaz-gly-betahbcph 

i bhs - 2 5 1 hi a z -ba 1 a-be t admph 
phhs-25thiaz-gly-beta3 5dbph 
ibhs-25thiaz-gly-csdap 
phhs-25thiaz-gly-betamethioph 
2py-24thiaz-gly-betathio3 
ibhs-ithiadiaz-bala-betahni 
gua-25thioph-gly-betathio3 
bhs-oxadiaz-gly-beta34dcph 
dhim-2 5 thiophme-ala-be tameph 
ibhs-nme3 5pyr-bala-betahdcph 
tolhs-nme3 5pyr-bala-betathio3 
bhs-24thioph-gly-betacthioph 

ibhs-24thiaz-gly-ibsdap 
bhs -me 2 4 im-gly-be tameph 
tolhs-24thiaz-gly-betabnaphth 
tolhs-me2 5thiaz-bala-zdap 

2 py- 3 5 fur -ba 1 a - z dap 
tolhs-oxadiaz-bala-betabthioph 
- bhs-i thiadiaz^.gXy= betahp h 
bgua-25methiaz-gly-be tameph *. 
phhs-ithiadiaz-bala-betabediox 
phhs-25methiaz-bala-betadcph 
ibhs-nme3 5pyr-gly-betapbiph 
tolhs-25methiaz-gly-betabenfu 
bim-25thiaz-bala-psdap 
bhs-25methiaz-gly-betaet 
phhs-me2 5thioph-bala-psdap 
- 3 ]_hs - 1 5 thi az -q ly-be t aoxope 
■- >lhs - Lcaiadiaz -gly -bacaf u2 
ibhs -oxadia-z— ba-la-be-feabpy 
bim-2 5methiaz-gly-aspaba 
ibhs-nme3 5pyr-bala-betaamibe 
bhs-25methiaz-bala-betainyl 
bhs-i thiadiaz-gly-psdapee 

bgua - 2 5 oxa z -ba 1 a-be t apy 
phhs-2 5methiaz-gly-betamesu 
phhs-iomechiaz-bala-becarcri z 
ibhs-2 5thiaz-bala-betaanaphth 
ibhs-oxadiaz-bala-beta3quin 
phhs-25methiaz-bala-zdapch 

phhs -nine 3 5 py r -ba 1 a - i bs dap 

2pmhs-25methiaz-bala-betathioph 

bhs-me24thiaz-leu-betapy 
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3898 : phhs-25thiaz-bala-betathiome 
3 899 : tolhs-25thiaz-gly-betapbiph 
3 900 : gua-25thioph-gly-betahmo 
3901: bim-25thioph-bala-betapy 
5 3902: tolhs-oxadiaz-bala-beta3 5dbph 
3903 : tolhs-ithiadiaz-gly-aspbzla 
3 904 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betacthioph 
3905: bhs-triaz-gly-psdap 
3906 : ibhs-oxadiaz-bala-betadhbfu 
3907: phhs-me25oxaz-leu-zdap 

10 3908: tolhs-oxadiaz-gly-betamethioph 
3909: bhs-25oxaz-bala-betadbph 
3 910: bhs-oxadiaz-bala-betameph 
3911: phhs-24thiaz-gly-aspaba 
3912: bim-25thiaz-bala-betaimid 

15 3913: 2py-24thioph-leu-betadcph 
3 914 : ibhs-25oxaz-gly-betaanaphth 
3 915 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betapyr 

>?_.>. - J 3 * - ' - ^ - ~ 1 - / ■* - J ' 

3917 : 2pmhs-25methiaz-bala-becapyr 
20 3918: tolhs-25thiaz-gly-betadinph 
3919: 2py-25methiaz-leu-betapy 
3920: bhs-oxadiaz-bala-asppha 
3 921: bhs-25oxaz-gly-betahb 
3922 : tolhs-24thioph-bala-betameph 
3 923: phhs-me-2-5-oxaz^=-l-eu-be.t a3.4meoph 
25 ~~3924: 2py-42nmeim-bala-betapy 
3925: phhs-me25thiaz-ala-betapy 
3926: phhs-2 5methiaz-bala-betampy 
3927: ibhs-2 5oxaz-bala-suabu 
3928: bhs-oxadiaz-gly-betabmph 
30 3929: bhs-25oxaz-bala-betambiph 
3930: tolhs-nme35pyr-gly-aspbzla 
3 931: ibhs-nme3 5pyr-gly-betapych 

2 : ibhs- 1 4 thiaz -gly-betaph 
19 3 3: bhs -24chiaz -bala— becacthioph 
35 3934: bhs-me25oxaz— l-eu-befea34meoph 
3935: bhs-25oxaz-bala-betahbcph 
3936: tolhs-25oxaz-bala-betafbph 
3937 : tolhs-2 5methiaz-bala-betabmph 
3 93 8 : bhs-nme35pyr-nmgly-betadhbfu 
3939: phhs-25methiaz-bala-betahni 
3940 : bhs-24thioph-bala-beta34meoph 
3941: 2py-24thioph-gly-becadico 
3942: bhs-25oxaz-gly-betahph 
3943: bhs-2 5methiaz-gly-psdaptb 
3 944 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betapym 
45 3945 : ibhs-i thiadiaz-gly-betadmph 
3946: bim-24im-leu-zdap 
3947 : impy-25thiaz-gly-beta34meoph 
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3948 : ur-42pym-ala-psdap 

3 949 : bhs-ithiadiaz-bala-betafbph 

3950: bhs-24thiaz-gly-betatos 

3 951: ibhs-24thioph-gly-zdapee 

3952 : tolhs-25methiaz-bala-betadcphtb 

3953 : ibhs-ithiadiaz-bala-betahmo 

3954: ibhs-nme35pyr-bala-betahb 

3955: phhs-25oxaz-gly-betaet 

3956: ibhs-24thiaz-gly-betathio3 

3957: bhs-25methiaz-gly-betahmph 

3958: bhs-42oxaz-ala-psdap 

3959: gua-25thiaz-gly-betapy 

3960 : ibhs-nme35pyr-bala-betahbcph 

3 9 61: phhs-nme3 5pyr-bala-betathiome 

3962: bim-25methiaz-bala--psdap 

3963: bhs-24thiaz-ala-betadmph 

3964: phhs-2 5methiaz-gly-betathiome 

3 965 : phhs-me2 5thioph-bala-betadcph 

) 9 5 5 : Jii3-. ---- i- - ''^^ ---- 

3967 : bhs-nme3 5pyr-bala-betathioph 
3968 : bim-24thioph-bala-betaimid 
3969: phhs-24thioph-gly-betaf trif 
3970: bhs-25thiaz-gly-betadcph 
3971: phhs-me2 5thioph-gly-betaph 
3972: bim-25methiaz-ala-betapy 
3973: bhs-24thioph-ala-betathio3 
3974 : ibhs-24thiaz-bala-aspbzla 
3 97 5 : phhs-oxadiaz-bala-betahmph 
3 97 6 : bhs-ithiadiaz-ala-betaanaphth 
3 977: bhs-25oxaz-gly-aspaba 
3978: bhs-ithiadiaz-gly-betaol 
3 979 : 2py-thiadiaz-leu-betadcph 
3 980: phhs-me2 5oxaz-bala-betapy 
3981: ibhs-2 5oxaz-gly-beta34dcph 
J932 : i.bhs-oxadiaz-^ly-betabmph 
I 933 : bh3-oxadiaz-oala-baca4bph 
3984 : tolhs-24thiaz-bala-betafu3 
3985: bhs-25oxaz-bala-betafu2 
3 986 : tolhs-me2 5thiaz-ala-psdap 
3987 : tolhs-25oxaz-bala-betamesu 
3 988: 2py-2 6py-gly-be tahdcph 
3989: bhs-25methiaz-met-betadcph 
1990 : bhs-me25oxaz-bala-beta34meoph 
3 991: bim-me24thioph-gly-becaph 
3 992 : bhs-25oxaz-gly-betaibph 
3993: phhs-oxadiaz-gly-betahdbph 
3 994 : tolhs-me2 5oxaz-ala-betadcph 
3995: 2py-25fur-gly-zdap 
3996: bim-thiadiaz-leu-betapy 
3997 : tolhs-24thiaz-bala-betathioph 
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3 998 : 2py-24thioph-gly-betathio3 
3999 : bhs-24thiaz-gly-betahmo 
4000: phhs-nme35pyr-gly-betabenfu 
4001: ibhs-25thiaz-bala-betapych 
4002: bhs-24oxaz-ala-zdap 
4003 : impy-24thiaz-bala-betamethi 
4004 : ibhs-oxadiaz-gly-betaphethio 
4005: tolhs-25thiaz-bala-betaet 
4006: phhs-25methiaz-bala-betahmph 
4007: phhs-oxadiaz-bala-betadito 
4008: bim-25fur-ala-betadcph 
4009 : tolhs-oxadiaz-bala-beta34meoph 
4010 : bhs-24thioph-ala-betamesu 
4011: phhs-25thiaz-gly-betadmoph 
4012 : bhs-nme3 5pyr-ala-betaipro 
4013: tolhs-25thiaz-gly-betabpy 
4014 : ibhs-nme35pyr-gly-betaipr 
4015 : bhs-25methiaz-gly-betabmph 

4017 : tolhs-oxadiaz-gly-csdap 
4018 : "tolhs-nme35pyr-bala-beta35dbph 
4019 : 2py-me25thioph-leu-beta34meoph 
4020 : phhs-oxadiaz-bala-betahni 
4021 : ibhs-24thioph-bala-betadmph 
4022: bhs-25methiaz-gly-betadito 
4023 : bhs-42nirieim-ala--betadcph~ 
4024 : ibhs-25oxaz-bala-betaphethioa 
4025 : bim-me24thiaz-bala-zdap 
4026: bhs-42py-gly-betameph 
4027 : tolhs-24thioph-gly-betahmph 
4028: bim-me24thioph-ala-zdap 
30 4029: bim-me25thiaz-gly-beta34meoph 
4030 : bhs-25thiaz-bala-betabthioph 
,4031: bim-25thiaz-gly-aspaba 
10 3 2 : jua- 2 4thiaz-glv-batafboh 
4033 : -hpym- 4 2pvin-^l / -bacahcbph 
4 03-4r bhs— nme 3 5 pyr -toa-1 a-be-fe aainib'en 
4035: bhs-25oxaz-gly-betapbiph 
4036: phhs-2 5thiaz-gly-betahc 
4037 : 2py-nme35pyr-bala-aspibua 
4038: bim-24oxaz-gly-betadcph 
4039: phhs-24thioph-gly-betahbcph 
4040 : 2py-me2 5thioph-leu-betapy 
4041 : bhs-me25thioph-ala-psdap 
4042 : bhs-me25oxaz-leu-betapy 
4043 : tolhs-ithiadiaz-bala-betahmofu 
4044 : 2py-25thiaz-bala-betabnaphth 
45 4045: bim-24 thiaz-gly-betadmph 
4046 : ibhs-24thiaz-gly-betaol 
4047 : tolhs-25thiaz-gly-betafbph 
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4048: bhs-42nmeim-bala-betapy 
4049: phhs-25methiaz-gly-betahb 
4050: phhs-25thiaz-bala-betacbph 
4051: tolhs-nme3 5pyr-gly-zdapee 
4052: phhs-ithiadiaz-bala-zdaptb 
4053: thazep-2 5thiaz-bala-zdap 
4054: 2py-24chin-gly-betapy 
4055 : ibhs-25methiaz-gly-betapytb 
4056 : bhs-25thiaz-bala-betadcphtb 
4057 : phhs-25methiaz-bala-betal3bendi 
4058 : tolhs-24thiaz-gly-betapbiph 
4059: bhs-ithiadiaz-gly-betaipr 
4060: 2py-3 5thioph-gly-zdap 
4061: phhs-me25thiaz-gly-zdap 
4062 : ibhs-24thioph-bala-betadcph 
15 4063: tolhs-25oxaz-gly-betambiph 
4064: bhs-nme35pyr-gly-betahmph 
4065: bhs-2 5methiaz-ala-psdap 

4067 : tolhs-ithiadiaz-gly-betabph 
4068 : tolhs-nme3 5pyr-bala-aspaba 
4069 : 2py-42oxaz-ala-zdap 
4070 : ibhs-rime3 5pyr-bala-betadcphch 
4071 : 2py-24thiaz-ala-betameph 
4072 : 2py-24thiaz-gly-betaol 
4 0-7-3 : _i-bhs-25methiazr-b.ala-.be tapych 
'4074 : 2pir_hs-24thiaz-gly-betadtrif 
4075: dhim-26pyrazi-gly-betairieph 
4076 : tolhs-24thiaz-gly-betadcph 
4077 : ibhs-nme35pyr-bala-betapym 
4078 : ibhs-25methiaz-bala-betahb 
4079: bhs-24thioph-bala-betadcph 
4080 : ibhs-oxadiaz-gly-betapyee 
4081: bhs-25thiaz-gly--aspibua 
'10 32 : bim-rne 2 5 thiaz -lau-betadcph 
4033 : phhs- I 5m3chiaz -bald-be'Cd-cos 
4-0 : 8 4 : phhs -me-2-5 fehi a z -a-1 a-ps dap:. 
4085: bhs-25methiaz-ala-ibsdap 
4086: bim-52thiaz-ala-betadcph 
4087: phhs-24thiaz-bala-betambiph 
4088 : phhs-ithiadiaz-gly-beta3quin 
4089: bhs-24thioph-gly-betapbiph 
4090 : 2py-25oxaz-bala^-betaftrif 
4091 : bhs-oxadiaz-ala-becameph 
4092 : tolhs-oxadiaz-bala-betaoxaz 
4093 : ibhs-oxadiaz-bala-betaibph 
4094: bhs-24thiaz-gly-betaph 
4095 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betafbph 
4096 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaanaphth 
4097: phhs-24thiaz-gly-betamesu 
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4098: bhs-25oxaz-ala-betadcph 

4099 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaimid 
4100 : impy-25oxaz-gly-betabph 
4101: dhim-42pym-gly-betadtrif 
5 4102: 2py-me25thioph-bala-betapy 
4103: ibhs-24thioph-gly-betadtrif 
4104 : 2py-me24thioph-bala-beta34meoph 
4105: bhs-25thiaz-nmgly-ibsdap 
4106 : phhs-nme35pyr-bala-betahmo 
4107: phhs-25oxaz-gly-betaheph 
4108: gua-42pym-gly-betainyl 
4109: gua-42pym-gly-betaomebendi 
4110: bhs-25thiaz-bala-betahbcph 
4111 : tolhs-25oxaz-bala-betabthioph 
4112: bhs-nme3 5pyr-nrtigly-betahmph 
15 4113: ibhs-2 5oxaz-gly-betadmoph 

4114 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betabmph 
4115 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betapbiph 
s . . 5 . >-i-3 -i j cj. : - i -be - ir.i:?r. 
4117 : impy-24thioph-bala-becamechi 
4118 : bim-me24oxaz-gly-beta34meoph 
4119: phhs-me25oxaz-ala-betapy 
4120: bim-me24thioph-gly-psdap 
4121: bhs-24thioph-gly-betahph 
4122: phhs-24thioph-gly-betaol 

4 1 2 3-:— i-bhrs- 2^-fcrhd-a-z— ba-1 a— zdap tbx^jirrr 
4124 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaamibe 
4125: bhs-24thiaz-bala-betahb 
4126: bhs-24thiaz-gly-zdapch 
4127: gua-42pym-gly-betapyr 
4128: phhs-oxadiaz-gly-zdapee 
4129: bim-2 5thiaz-ala-psdap 
4130: bhs-ithiadiaz-gly-betapy 
4131: bhs-25methiaz-gly-betacph 
113 2: L b h s - 1 5 o x a z - g 1 y - b e t a e t 

413 3 : 2py-42py-gly-bacapy 

4134": 2 py ^25-oxa z -gl-y- be fcap y ' 

4135: bhs-oxadiaz-gly-betafph 
4136 : ibhs-24thioph-gly-beta3quin 
4137 : tolhs-25oxaz-bala-betadcphee 
4138: 2py-me25oxaz-ala-psdap 
4139: bhs-24thioph-nmgly-betadito 
4140: bhs-nme3 5pyr-gly-betahdcph 
4141 : bhs-oxadiaz-bala-becamechi 
4142: bhs-nme35pyr-gly-betadcphee 
4143 : bhs-25methiaz-bala-betaibph 
4144 : bhs-24thioph-bala-beta23meoph 
4145 : ibhs-oxadiaz-bala-betatos 
4146 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadtrif 
4147: bhs-oxadiaz-gly-betapych 
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tolhs-ithiadiaz-bala-betaamibe 

bhs - 2 4 1 hi a z -ba 1 a -be t adbph 

bhs - 2 4 thi oph-ba 1 a -be t aphe t hi oa 

phhs-25oxaz-bala-betadcphch 

tolhs-24thiaz-gly-betaf luo 

phhs-25methiaz-gly-betaimid 

tolhs-oxadiaz-gly-betadtrif 

bhs-nme3 5pyr-ala-betadmph 

bim-25thiaz-bala-betampy 

phhs - 2 5me t hi a z -ba 1 a -be t a t hi oph 

phhs-nme3 5pyr-gly-zdapch 

bhs-25methiaz-gly-betatos 

t o lhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t ahc 
2py-me24thiaz-ala-beta34meoph 
tolhs-me24thioph-gly-beta34meoph 
bim-oxadiaz-gly-betadcph 
ibhs-2 5thiaz-bala-betapbiph 
bhs-2 5thiaz-bala-betatos 

tolhs-2 5methiaz-bala-zdapch 
gua- 4 2pym-g ly-be t a f luo 
bhs-nine35pyr-bala-betaphethioa 
tolhs-24thioph-bala-psdapee 

phhs - 2 5 oxa z -gly- ibsdap 
ibhs-25thiaz-gly-betabnaphth 

2 py- 2-5-t hi a z — g-ly-b e t a 3 5 dbph 

ibhs-oxadiaz-gly-betaimid 

bhs-me2 5thioph-ala-betapy 

phhs-24thioph-gly-betathioph 

ibhs-24thiaz-gly-betaomebendi 

bim-25thiaz-ala-zdap 

ibhs-25methiaz-bala-betahmph 

ibhs - 2 4 thi oph-gly-be t ahbcph 

bim-25oxaz-gly-betahbcph 

bhs - i chi adia z ly-bet adi t o 

bhs- 2 4chioph-nmgly-becaipro 



bim-3 5 th±*op"h-a±a« zdap* 
ibhs-25oxaz-gly-betadcphch 
phhs-24thiaz-bala-zdapee 

bhs-me24thiaz-bala-betaph 

bim-nme3 5pyr-ala-zdap 

tolhs-2 5thiaz-gly-betaomebendi 

bhs-24thioph-q-ly-psdapee 

tolhs-nmei5pyr-bala-zdap 

tolhs-nme3 5pyr-gly-aspaba 

ibhs-oxadiaz-bala-betatbuph 

tolhs-25oxaz-gly-betameph 

2py-thiadiaz-bala-betadcph 

bim-24im-gly-betapy 

phhs-24thioph-gly-betadtrif 
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4198 : bhs-nme35pyr-bala-betabph 
4199 : 2py-24thioph-bala-aspibua 
4200 : bhs-25methiaz-bala-betafbph 
4201 : bhs-24thiaz-bala-betaibph 
4202 : impy-25thiaz-nmgly-psdap 
4203 : phhs-oxadiaz-gly-betatos 
4204 : phhs-24thioph-gly-betal3bendi 
4205 : bim-triaz-leu-betadcph 
4206 : phhs-25methiaz-bala-csdap 
4207: phhs-nme35pyr-gly-betainyl 
4208: ibhs-nme35pyr-bala-beta4bph 
4209: phhs-ithiadiaz-bala-betahni 
4210 : 2py-24thiaz-ala-psdap 
4211 : tolhs-25thiaz-bala-beta4bph 
4212: bhs-25thiaz-gly-beta34dcph 
15 4213: bhs-25thiaz-bala-betafu3 

4214: phhs-24thioph-gly-beta35dbph 
4215 : phhs-24thiaz-gly-betadrnoph 
4 1 _ 5 . r.j - j.Ci. ii - i . a -De:^'. ) bend :_ 
4217 : 2pmhs-25oxaz-bala-bet:af luo 
20 4218 : phhs-25oxaz-gly-zdaptb 

4219 : phhs-24thiaz-bala-betamesu 

422 0 : ibhs-24thioph-gly-betaph 
4221 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betafphe 
4222 : bhs-25methiaz-gly-betabthioph 

~~ ~4 2-2-3-: - bhs-2 5 thxaz~bal*a-psdap - * 

^~4224 : toltis-25methiaz-gly-betaibpfi 
4225 : bhs-me25oxaz-leu-betadcph 
4226 : 2pmhs-25oxaz-bala-beta34dcph 
4227 : 2pmhs-24thiaz-bala-betabmph 
4228 : bim-24im-ala-betapy 
30 4229: phhs-25thiaz-gly-betathio3 

423 0 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betahbcph 
4231 : tolhs-2 5oxaz-bala-betaol 

1 ,2 3 2: phhs -.una 3 5pyr -bal a - ■jdaoch 
123 3: phhs - 2 4 thi a z -gly-be iaeph 
35~42 3'4 : ~ ibhs--24thioph-gly-be t-ame-fehi 
4235 : 2pmhs-25thiaz-gly-betabpy 
423 6 : phhs-24thioph-bala-zdapee 
4237 : phhs-oxadiaz-bala-betapyee 
423 8 : ibhs-24thioph-gly-csdap 
423 9 : tolhs-oxadiaz-bala-betapyr 

40 

4240 : bim-25thiaz-bala-aspibua 
4241 : bhs-oxadiaz-gly-ibsdap 
4242 : bim-53pyrazo-leu-betadcph 
4243 : bhs-ithiadiaz-bala-betafu3 
4244 : tolhs-ithiadiaz-bala-betambiph 
45 4245 : ibhs-2 5methiaz-bala-betabdimo 
4246 : impy-25thiaz-gly-betathiobe 
4247 : bhs-oxadiaz-gly-betaanaphth 
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4248 : tolhs-25thiaz-bala-betahdbph 
4249: bhs-oxadiaz-bala-betathio3 
4250: bhs-25fur-leu-betadcph 
4251: 2py-me2 5 thioph-ala-betadcph ^ 
5 4252: phhs-24thioph-bala-betamethi 
4253: 2pmhs-25oxaz-gly-psdap 
4254: bhs-oxadiaz-gly-betahmo 
4255: phhs-nme35pyr-bala-aspbzla 
4256: nmhs-2 5thiaz-gly-betadcph 
4257: bhs-24thiaz-ala-betadmoph 
10 4258: impy-25thiaz-bala-psdap 
4259: bim-24oxaz-gly-betapy 
4260: bhs-25oxaz-gly-suabu 
4261: bim-25thioph-gly-betapy 
4262: bim-2 5methiaz-bala-aspibua 
15 4263: bhs-oxadiaz-gly-betahdcph 

4264 : ibhs-24thiaz-bala-betacthioph 
12 6 5 : tolhs - 2 4 thi az -qlv-betaamibe 
1255: ZDlas -i i:^iooa-od.i-oe:ij;uia 
4267 : ibhs-25thiaz-bala-betamesu 
20 4268: phhs-oxadiaz-bala-zdapee 

4269 : ibhs-24thiaz-bala-betahinofu 
4270: bhs-2 5methiaz-bala-betaet 
4271: ibhs-25thiaz-gly-betaheph 
4272 : ibhs-24thiaz-bala-beta34meoph 
„ 4273: ibhs-rim§T5W^^-ra-^ bb€4€fitoph 
25 4274: bhs-2 5methiaz-bala-betafluo 
4275 : bim-25oxaz-ala-betapy 
4276 : phhs-24thioph-bala-betapbiph 
4277 : tolhs-24thiaz-gly-betadito 
4278: bim-42oxaz-ala-psdap 
30 4279: bhs-24thiophirie-gly-zdap 

4280 : tolhs-24thiaz-bala-betadcphtb 
4281: bhs-25thiaz-bala-betabpy 
4 23 2 : phhs -oie2 5oxaz - L eu -bee aph 

42 33: phhs -rime 3 5-pyr -gly-be t a3 quiri 

35 4284: bhs-oxadiaz-bala-betabtfii'oph 
4285: bim-nme35pyr-bala-aspibua 
4286 : bhs-25thiaz-bala-betaphethio 
4287 : ibhs-25thiaz-bala-betaoxaz 
4288: bhs-nme3 5pyr-gly-zdaptb 
4289 : ibhs-2 5oxaz-bala-busu2be 
t290: bhs -15methiaz -nmgLy-betadmoph 
4291 : tolhs-oxadiaz-bala-betameph 
4292: bhs-24thiaz-gly-betabiph 
42 93 : ibhs-2 5methiaz-bala-betapym 
4294 : tolhs-nme35pyr-gly-betathioph 
45 4295: tolhs-25methiaz-bala-psdapch 
4296: 2py-25thiaz-gly-asppha 
4297 : tolhs-24thiaz-bala-betahc 



: w 
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4298: 2pmhs-25thioph-gly-betapy 

42 99 : ibhs-24thiaz-bala-betaph 
4300 : impy-25methiaz-bala-betamethi 
4301: phhs-oxadiaz-gly-betathiobe 

5 4302: ibhs-25thiaz-gly-betathioph 

4303 : gua-25thiaz-gly-betacthioph 

4304: phhs-24thioph-gly-beta3quin 

4305: phhs-oxadiaz-bala-betafph 

43 06 : phhs-ithiadiaz-bala-betaoxope 
43 07 : tolhs-25methiaz-bala-betahdcph 

10 4308: bhs-24oxaz-leu-psdap 

4309 : ibhs-24thiaz-bala-betahdcph 

4310: gua-24thiaz-gly-betahc 

4311: phhs-24thiaz-bala-betadbph 

4312 : 2pmhs-25oxaz-gly-betatbuph 

15 4313: ibhs-24thioph-bala-psdap 

4314: bim-24thioph-bala-betapy 

4315 : tolhs-24thiaz-gly-betal3bendi 

i J 1 5 : pa.13 - : -j z Ji - l l - v - / ■ - : vy' 

4317 : thazep-24thiaz-bala-zdap 

20 4318: phhs-24thioph-gly-betameph 

4319 : impy-24thioph-gly-betaipr 

4320 : 2py-42nmeim-bala-betatrif 

4321: phhs-24thiaz-gly-psdapee 

4322 : phhs-oxadiaz-gly-beta3 5dbph 

4323": thpym-^ 4 th-i-az -g-ly-be kaebpk— 
o 5"" — 

4324: phhs-24thiaz-bala-zdap 

4325 : ibhs-24thioph-bala-betapyee 

4326: tolhs-i thiadiaz-gly-betaipro 

43 27 : bhs-2 6py-gly-zdap 

4328 : phhs-ithiadiaz-bala-betal3bendi 

30 4329: ibhs-2 5methiaz-gly-betaheph 

4330: bhs-nme3 5pyr-gly-betacph 

4331 : bhs-thiadiaz-leu-zdap 

1332: - d Lhs - 2 4th.iaz -?Ly-betaf u3 

13 3 3: 2py- l chiadiaz - I an -psdap 

35 433*4: thpyin^42pym^gl-y-beta-35dbph 

4335: bhs-3 5fur-leu-zdap 

4336 : bim-me25thiaz-ala-psdap 

4337: bim-thiadiaz-bala-betapy 

4338 : bhs-25thiaz-bala-betadcphee 

4339 : ibhs-ithiadiaz-bala-betadhbfu 

40 1340: phhs-24thiaz-bala-betafu2' 

4341 : bhs-oxadiaz-bala-aspxbua 

4342 : tolhs-2 5thiaz-gly-betamethioph 

4343 : bhs-2 5oxaz-nmgly-betadhbfu 

4344 : 3pmhs-24thiaz-bala-betapy 

45 4345: 2py-42pym-ala-zdap 

4346 : tolhs-24thioph-gly-betaoxaz 

4347 : phhs-2 5oxaz-bala-betaimid 



O.Z. 0050/50789 DE 




BASF XktiengeBexiscnutL 




20 



115 

4348: bim-25oxaz^bala-aspibua 
4349: phhs-nme35pyr-gly-betathiobe 
4350 : ibhs-24thioph-bala-betahc 
4351: bhs-nine35pyr-bala-zdapee 
5 4352: 2py-24thiaz-bala-betaoxope 
4353: bhs-25thiaz-ala-betamesu 
4354: phhs - 2 5me thi a z -ba la-be t ah3 5 dc 
4355: bhs-25oxaz-gly-betacbph 
43 56: tolhs-25thiaz-gly-beta3quin 
43 57: bhs-oxadiaz-gly-betadbph 
10 43 58: tolhs-25oxaz-bala-betameph 
4359: phhs-24thiaz-gly-beta4bph 
43 60 : 2py-me25thiaz-leu-betadcph 
43 61: 2py-nme3 5pyr-gly-betapy 
4362: bhs-25oxaz-bala-betacph 
15 4363: bhs-25methiaz-bala-betal3bendi 
43 64: dhim-2 5thiaz-gly-psdap 
4365 : 2py-42nmeim-bala-betadbph 

4367 : phhs-ithiadiaz-bala-betacos 
43 68 : tolhs-oxadiaz-bala-betafu3 
4369 : 2py-24thiaz-gly-aspbzla 
4370 : bhs-2 5oxaz-bala-betaibph 
4371 : ibhs-ithiadiaz-gly-betahb 
4372: ibhs-25thiaz-bala-betadcph 
""4373: ibhs-24thiaz-gly-beta23meoph 
25 4374: tolhs-nme3 5pyr-bala-betatbuph 
4375: bhs-24thioph-bala-betapyr 
437 6 : ibhs-nme35pyr-gly-betahcbph 
4377: bhs-53pyrazo-gly-psdap 
4378: pahs-24thiaz-bala-betameph 
30 4379: ibhs-oxadiaz-gly-betabpy 
4380 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betatrif 
4381: phhs-25thiaz-bala-betabdimo 
1.3 32 : ibhs- 2 5oxaz -bala-betaheph 
43 3 3 : - Dlhs -2 4chiaz -gly-betaibph 

35 4384: 2py-triaz-ala-betapy 

4385: bhs-2 5methiaz-gly-betadmph 
4386: phhs-2 5thiaz-bala-betaibph 
43 87 : ibhs-25thiaz-gly-betahcbph 
4388 : phhs-oxadiaz-bala-beta3 5dbph 
4389: bim-nme3 5pyr-ala-psdap 
40 4390: phhs-2 5oxaz-bala-betahmofu 
4391 : bim-25chiaz-bala-becacos 
43 92 : ibhs-25oxaz-bala-psdapee 
4393: hts-24thioph-gly-betapy 
4394 : bhs-2 5methiaz-bala-beta4bph 
45 4395: bhs-me2 5 thiaz-gly-betapy 
4396 : bhs-25methiaz~gly-betaibph 
43 97 : bhs-2 5oxaz-bala-betaanaphth 
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4398 : bhs-25thiaz-gly-betaphethio 
4399 : phhs-24thiaz-bala-beta23meoph 
4400 : tolhs-24thiaz-gly-csdap 
4401: phhs-oxadiaz-gly-betaol 
4402 : ibhs-nme3 5pyr-gly-aspibua 
4403: pahs-25oxaz -gly-be tapy 
4404 : bhs-oxadiaz-bala-betal3bendi 
4405: phhs-24thioph-gly-betafbph 
4406: ibhs-25thiaz-gly-betaimid 
4407 : bhs-oxadiaz-nmgly-betabnaphth 
4408: phhs-25oxaz-gly-betainyl 
4409: bim-ithiadiaz-gly-aspbzla 
4410: tolhs-24thioph-gly-betacph 
4411 : bhs-nme35pyr-gly-betaphethio 
4412 : 2py-42oxaz-gly-betapy 
15 4413: ibhs-24thiaz-bala-betamesu 
4414: bhs-24thioph-bala-betahb 
4415 : tolhs-oxadiaz-bala-betahph 
= i L 3 . r.j ; i ?y r b^~- l -be ~ ipy-b 

tolhs-24thiaz-gly-becahc 
bim-3 5thioph-leu-betadcph 
bhs -25methiaz-bala -be t ahmo 
bim-me 2 5 1 hi oph-g ly-be t a 3 4meoph 
4pmhs-25thiaz-gly-betapy 
phhs - 2 5 t hi a z -ba 1 a -be t ahmph 
phhs - 2 Smetlii a-z--gly-=aspbz 1 a 
gua-24thiaz-gly-betacthioph 
thpym-2 5 thi oph-g ly-be tacbph 
dhim-25thiaz-gly-betapy 
ibhs-25methiaz-bala-zdap 
bhs-2 5methiaz-bala-busu2be 
b im- 2 4 t hi oph- g 1 y-be t ahmph 
phhs -nme 3 5 pyr -gly-be t a ipr o 
bhs-me24oxaz-ala-beta34meoph 
bhs - nine 3 5 pyr - a 1 a -be t ac thi oph 
bim-42oxaz -ala-batapy - • 
bhs— 2-4-thi-oph-g-l-y— be-feadmph- 
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4435: 
4436: 
4437: 
4438 : 
4439: 
4440: 
4441: 
4442: 
4443: 
4444: 
4445 
4446 
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phhs - 2 5me thi a z -gly-be t ahbcph 
tolhs-24thioph-gly-betathiobe 
ibhs-2 5oxaz-bala-betaoxaz 



1 bhs -nme 3 5 pyr -ba 1 a -be tameph 
tolhs-ithiadiaz-gly-betapbiph 
bim-24thioph-bala-aspbzla 
2py-nmei 5pyr-leu-becapy 

dht hi - 2 4 oxa z -g ly-be tapy 

tolhs-24thioph-gly-betadmph 

phhs-25thiaz-bala-psdaptb 

2 py-me 25oxaz-gly-beta3 4me oph 
tolhs-oxadiaz-gly-betapyr 
bhs-24thiaz-gly-betamethi 
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4448: 
4449 : 
4450: 
4451: 

4452 : 

4453 : 
4454: 
4455: 
4456: 
4457: 
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. 4459: 
4460: 
4461: 
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15 4463: 
4464: 
4465: 
I 1 'i i . 
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4474:" 
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4476: 
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4433 : 
35 4484: 
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4491: 
4492: 
4493: 
4494: 
45 4495: 
4496: 
4497: 
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bhs-24thia^bala-betaph 

bhs-oxadiaz-bala-betahdcph 

gua-25thioph-gly-betahcbph 

2py-52thiaz-gly-betainyl 

tolhs-oxadiaz-bala-betacthioph 

2py-25methiaz-gly-betadcph 

bhs-oxadiaz-gly-betatrif 

t o Ihs - 2 4 1 hi oph-g ly-be t abmph 

tolhs-25methiaz-bala-betadcph 

bim-triaz-ala-betadcph 

bhs-nme3 5pyr-gly-beta3quin 

phhs-24thioph-gly-betahb 

phhs-25thiaz-gly-betafbph 

impy- 4 2 nme im-ba 1 a -be t ad t r i f 

phhs-24thiaz-bala-suabu 

t olhs - 2 4 thi oph-ba 1 a-be t apyr 

bhs-25thiaz-ala-betadmoph 

bhs-2 5thiaz-bala-betah3 5dc 

phhs -ithiadiaz-bala-be c ahdc ph 
ibhs-24thiaz-bala-betamethioph 
bim-oxadiaz-gly-psdap 
bim-oxadiaz-leu-zdap 
ibhs-oxadiaz-gly-ibsdap 
tolhs-me24thioph-leu-beta34meoph 
phhs - i thiadia z -ba 1 a=asp.aba_ 



40 



" ibhs^^adTaz^ba Ia=5et ah 3 5 dc 
phhs-25methiaz-bala-betapych 
phhs-24thioph-gly-betabph 
impy-25thiaz-gly-betambiph 
bhs-25thiaz-gly-betafu2 
ibhs-oxadiaz-gly-psdapee 
bhs -2 4 thi oph-bala-be t a imid 
t o lhs - 2 4 1 h i oph-g ly-p s dap 
Lbhs -oxadi az -bal a-psdapch 
phhs-2 4chiaz -^ly-becabcaioph 

bim-2 6py-gly-betadcph 

bhs-24thioph-bala-betahmph 
ibhs-2 5oxaz-gly-betafphe 

bhs r 25oxaz T gly-betaipr 

tolhs-24thiaz-gly-betahdcph 

gua-24oxaz-gly-betahmofu 

tolhs-24thioph-bala-betacph' 

tolhs-24thioph-gly-becai4meoph 

bhs-oxadiaz-bala-beta3 5dbph 

phhs-ithiadiaz-gly-betaet 

bim-24thioph-bala-csdap 

bhs-25methiaz-gly-zdaptb 

bhs-nme35pyr-bala-betaphethio 

ibhs-24thiaz-gly-betathioph 
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4498 : tolhs-24thiaz-bala-betapych 

4499 : tolhs-oxadiaz-gly-betadcphch 

4500 : bhs-ithiadiaz-leu-betadcph 

4501: phhs-nme35pyr-gly-betaimid 
5 4502: tolhs-24thiaz-gly-betahni 

4503: 2py-26py-gly-csdap 

4504: bhs-triaz-bala-zdap 

4505: tolhs-25oxaz-bala-betapyee 

4506: phhs-oxadiaz-gly-betabediox 

4507: bhs-25thiaz-gly-betapy 
10 4508: tolhs-ithiadiaz-bala-beta23meoph 

4509: gua-26py-gly-betambiph 

4510: 2pmhs-24thioph-gly-betameph 

4511: phhs-oxadiaz-bala-betaipro 

4512 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaimid 
15 4513: tolhs-nme35pyr-gly-beta34dcph 

4514: phhs-25thiaz-bala-betabpy 

4515 : 2py-24thioph-gly-psdap 

15,5; -naj - i , zr„ - V - / - ^ " ;.ijp:\J~ 

4517: phhs-2 5methiaz-gly-beta£phe 
20 4518: tolhs-25methiaz-bala-betambiph 

4519 : tolhs-24thiaz-bala-betatrif 

4520: phhs-oxadiaz-gly-betahc 

4521 : bim-oxadiaz-bala-zdap 

4522 : phhs-2 5methiaz-bala-betahb 

4523: phhs — 25me thi-a-z— g-ly-- -z dapeer. 

25 ~4524: bim-25thia~z-gly-betadmph 

4525: phhs-25oxaz-gly-betatbuph 

4526: phhs-25oxaz-gly-zdapee 

4527: bhs-nme3 5pyr-ala-betahmph 

4528: 2py-me24thiaz-ala-zdap 
30 4529: tolhs-ithladiaz-bala-betahdbph 

4530 : ibhs-24thiaz-gly-zdapee 

4531 : tolhs-25methiaz-bala-betadcphee 

1532 : phhs -nine 3 5pyr -bala-betaanaphth 

15 33 : bhs-nmeJ 5oyr -ba La-becaana?hch 
35 4534: t o l"hs -nme3i5pyr=gi:y-be -fe-arfc-h-i-ome — 

453 5 : ibhs-25methiaz-gly-betacthioph 

4536: bhs-24thioph-gly-betah3 5dc 

4537: bim-24oxaz-al_a^psdap _ 

453 8 : ibhs-oxadiaz-gly-betadcphee 

453 9 : tolhs-oxadiaz-bala-betaol 
40 4540 : ibhs-ithiadiaz-bala-aspbzla 

4541 : 2py-26py-ala-zdap 

4542 : tolhs-oxadiaz-gly-betafu3 

4543 : bhs-me24thioph-leu-zdap 

4544 : dhpyrr-24oxaz-gly-betameph 
45 4545: bhs-24thiaz-gly-psdap 

4546 : tolhs-oxadiaz-bala-betambiph 

4547: phhs-24thioph-gly-betafphe 
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tolhs-ithiadiaz-bala-betacbph 

phhs-24thiaz-bala-betadcphee 

ibhs-25oxaz-gly-betampy 

phhs-oxadiaz-bala-aspaba 

bim- 2 5 oxa z -ba 1 a -be t apy r 

phhs-2 5oxaz-bala-be ta3 5dbph 

ibhs-25thiaz-bala-ibsdap 

ibhs-nme35pyr-gly-betaoxope 

tolhs-oxadiaz-gly-betabpy 

phhs -nme 3 5 py r -ba 1 a -be t a 3 qu i n 

tolhs-nme3 5pyr-gly-betamesu 

bhs-24thiaz-bala-betacph 

ibhs-nme35pyr-bala-betaheph 

2pmhs-24thioph-bala-beta4bph 

bhs-thiadiaz-bala-betapy 

phhs - rune 3 5 py r -ba la-bet adbph 

2 py- 2 6 py-g ly-be t apy 

bim-me2 4 thioph-ala-psdap 



)D,1 



phhs-24thioph-bala-betacthioph 
phhs -ithiadiaz -ba 1 a -be t apym 
bhs-24thiaz-bala-betatrif 
phhs-2 5 thiaz-bala-betaimid 
bhs-24thiaz-bala-betaet 
2pmhs-24thioph-bala-betal3bendi 
- 2 py-me 2 4-t hi-a-z— leu-^p s dap: — 
tolhs-24thioph-bala^betaph ■ " 
ibhs - 2 5 oxa z -gly-be t ahmo 
phhs-nme3 5pyr-bala-be tapytb 
tolhs-ithiadiaz-gly-betadmph 
tolhs-ithiadiaz-gly-betahmofu 
phhs - 2 4 thi oph-ba 1 a -be t ahcbph 
phhs-25methiaz-gly-beta4bph 
phhs-nme3 5pyr-bala-betaf luo 
t o 1 h s - 2 4 1 h i a z - g 1 y - b e t a h 3 5 d c 
ibhs - 2 5ma c h i a z - g 1 v -bet a a C - 
ibhs --2 5me t hi a z -ba-l-a-be t abmph 
tolhs-25 oxa z -g ly-be t ahph 
bhs -ithiadiaz -nmg ly-be t ameph 
ibhs-ithiadiaz-bala-ibsdap 
2pmhs-2 5thiaz-bala-zdap 
bhs-25oxaz-gly-beta3quin 
ibhs-ithiadiaz-gly-psdap 
colhs-ithiadiaz-bala-becachioi 
phhs-24thiaz-bala-betahdbph 
phhs-25methiaz-bala-betafu2 
bhs-nme3 5pyr-bala-be taf phe 
ibhs-24thioph-gly-betapym 
tolhs-25thiaz-gly-csdap 
ibhs -nme35pyr-gly-betaf phe 
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4598 : gua-24thiaz-gly-betabediox 

4599: bim-25thioph-gly-betameph 

4600 : 2py-25oxaz-gly-zdap 

4601 : ibhs-ithiadiaz-gly-betabediox 

4602: bhs-25oxaz-gly-betabediox 

4603 : ibhs-25methiaz-bala-betah35dc 

4604 : bhs-24thiazme-ala-betameph 

4605: gua-24thiaz-gly-betaimid 

4606: bhs-25thiaz-gly-betaipro 

4607 : ibhs-25methiaz-bala-betafu2 

4608: bhs-24thioph-bala-psdapee 

4609: phhs-24thiaz-gly-betah3 5dc 

4610: bhs-52thiaz-ala-psdap 

4611 : ibhs-2 5oxaz-gly-betapyee 

4612 : ibhs-2 5thiaz-gly-psdap 

4613: nmhs-2 5oxaz-bala-zdap 

4614 : tolhs-24thiaz-gly-betabdimo 

4615 : bhs-25thiaz-ala-beta23meoph 
l 5 l 5 : i •-?*-/" ^ - - ^'-? y' 

4617 : tolhs-ithiadiaz-gly-betacrif 

4618 : bhs-42pym-ala-betameph 

4619 : bhs-2 5methiaz-ala-betacthioph 

4620 : phhs-oxadiaz-bala-betadcphtb 

4621: bhs-24thioph-bala-betafu3 

4622 : tolhs-25oxaz-bala-betafu2 

4623: bhs— 2 Soxaz-bal-a-betaamibe ^ 

4624: bim-2 5methiaz-gly-betadcph 

4625 : gua-24thiaz-gly-betacph 

4626 : bhs-24thiaz-nmgly-beta34meoph 

4627 : tolhs-me25thioph-bala-betaph 

4628: bhs-nme3 5pyr-gly-betaf luo 

4629 : ibhs-25thiaz-bala-betahmph 

4630 : phhs-2 5oxaz-bala-betaph 

4631 : tolhs-me24thioph-ala-beta34meoph 

15 3 2: bhs -ame 3 opyr Ly-bst a 3 5dbph 

15.3 3 : iimechpym-24thiaz: -gly-bscadcph 

35 463*4 : iblrs^Smethraz'^ba-la-betaimid 

463 5 : ibhs-24thioph-bala-betabthioph 

463 6 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betapyee 

4637: hyd-25thiaz-gly-betainyl 

4638 : tolhs-25oxaz-bala-betapyr 

463 9 : bhs-ithiadiaz-gly-betahdcph 

1640 : bhs-oxadiaz-bala-betadmoph 

4641 : phhs-me2 5oxaz-ala-becadcph 

4642: phhs-25methiaz-bala-betameph 

4643: bhs-24thiaz-gly-betahc 

4644 : bhs-me24thioph-leu-betapy 

45 4645: ibhs-2 5methiaz-bala-betahc 

4646 : phhs-me24oxaz-ala-betaph 

4647: phhs-24thiaz-gly-betahmofu 
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bhs-ithiadiaz-ala-betadmoph 

dime thpym-2 5 thioph-gly-be tahdcph 

bim-25methiaz-bala-betadcph 

bhs-24thioph-nmgly-betadmoph 

tolhs-25methiaz-bala-betatbuph 

phhs-24thiaz-gly-betathiome 

phhs-2 5oxaz -gly-psdaptb 

ibhs-ithiadiaz-bala-betapbiph 

ibhs-nme3 5pyr-bala-betaet 

tolhs-25thiaz-bala-zdaptb 

bhs-25thiaz-gly-beta3quin 

bim-52thiaz-ala-betainyl 

bhs-24thioph-ala-betadito 

2py-42nmeim-ala-psdap 

phhs-2 5 thiaz-gly-beta3quin 

t o lhs - oxadi a z -ba 1 a -be t a 1 3 bendi 

ibhs-25methiaz-gly-betabmph 

ibh3-2 5methiaz-bala-beta23maoph 

oris - i ic.u jpn-giy -oe:ino 

tolhs-oxadiaz-gly-betaf luo 

gua-24thiaz-gly-betabph 

ibhs-25oxaz-gly-aspaba 

bhs-25oxaz-ala-zdap 

tolhs-25thiaz-bala-betahni 

bim-42nmeim-gly-betamesu 

dh"tKx=24Titt£ a z -g ry^betapY " " r 

phhs -nmeTS py r - ba 1 a - p s dap 

ibhs-2 5oxaz-gly-betatos 

bhs-nme3 5pyr-gly-betapyee 

2py-24thiaz-bala-psdap 

tolhs-oxadiaz-gly-betah35dc 

tolhs-24thioph-bala-betapytb 

gua-24thiaz-gly-beta34dcph 

phhs-2 4 thioph-bala-zdap 

bhs - i i.hia.di i z --bal 3. -bat ahni 

gu a - 2 5 1 h i a z - g ly -b a c ampy 

phhs -nmeTS py r - Ba Ia=Be ta^acplr 

t o 1 hs -rime 3 5 py r -ba 1 a -be t ahph 

bhs-24thioph-ala-betameph 

phhs-25thiaz-bala-betabediox „. 

ibhs-24thioph-gly-betahmph 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betahmph 

bhs -? Soxaz -gly-bet ampy 

bhs-ithiadiaz-bala-beta4bph 

phhs-2 5methiaz-gly-betadtrif 

bhs -me2 5 thi a z -gly- zdap 

phhs-25oxaz-gly-busu2be 

bhs-nme35pyr-bala-betafu2 

ibhs-25methiaz-bala-betathiobe 

ibhs - 2 5 oxa z -gly-be t abdimo 
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4698 : bim-ithiadiaz-ala-psdap 
4699 : tolhs-oxadiaz-gly-betaimid 
4700 : ibhs-24thioph-gly-betaf trif 
4701 : 2py-me25thiaz-ala-betadcph 
5 4702: ibhs-25methiaz-bala-suabu 
4703: bhs-24thiaz-bala-betafu3 
. 4704 : ibhs-25thiaz-gly-betal3bendi 
. 4705 : bim-53pyrazo-gly-zdap 
4706: bhs-nme35pyr-bala-betapych 
4707 : bhs-25methiaz-bala-betahdcph 

10 4708: phhs-24thiaz-gly-betaphethio 
4709 : ibhs-25methiaz-gly-betahinofu 
4710: bhs-25oxaz-bala-betahmofu 
4711 : phhs-25methiaz-gly-betafbph 
4712 : ibhs-24thiaz-gly-betamethi 

15 4713: ibhs-25methiaz-gly-psdap 

4714: phhs-nme3 5pyr-bala-betadmph 
4715 : phhs-oxadiaz-gly-betal3bendi 
i / L 6 : - \ ,:r..iz oa - x oe:iijpa^-: 

4717 : bhs-ithiadiaz-gly-betatos 

2o 4718 : ibhs-25oxaz-gly-betaphethioa 
4719 : ibhs-nme3 5pyr-gly-beta4bph 
4720 : bhs-oxadiaz-nmgly-betahph 
4721 : tolhs-ithiadiaz-bala-betahcbph 
4722: bhs-25thiaz-gly-betabdimo 

~ _4 7 23 : bhs— 24 thi-az -ala- ibsdap^ 

25 4724: phhs-25methiaz-bala-betafph 
4725 : bhs-ithiadiaz-gly-betambiph 
4726 : gua-2 5methiaz-bala-betadcph 
4727: bhs-nme35pyr-ala-betathioph 
4728 : ibhs-25thiaz-gly-betadcphtb 

30 4729: bhs-nme35pyr-bala-betahni 
4730 : ibhs-24thiaz-bala-betaamibe 

4731 : bhs-me24thiaz-ala-zdap 

17 3 2: phhs - 1 4 thiaz -gly-betaph 
473 3 : Lbhs -2 Smethiaz: -gly-betahb 

35 4734 : bhs-2 4"thiaz -gly-b'e rtartxrf ' * 
4735 : bhs-25oxaz-gly-aspbzla 
473 6 : phhs-nme3 5pyr-gly-betadmoph 

4737: bim-2 5oxaz-ala-zdap 

4738 : gua-24thiaz-gly-betaibph 
473 9 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betapyee 

40 

1740 : dhim-25thiaz-gly-zdap 
4741 : tolhs-25mechiaz-bala--becaJquin 
4742 : tolhs-me24thioph-bala-betadcph 
4743 : ibhs-oxadiaz-bala-betaomebendi 
4744: tolhs-2 5thiaz-gly-betaheph 
45 4745: bhs-5 3pyrazo-leu-betapy 
4746 : bim-2 5f ur-bala-psdap 
4747 : bim-25thiaz-leu-psdap 
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4748 : bim-42nitieim-bala-zdap 
4749: gua-26py-gly-betabmph 
47 50 : bim-me2 5thiaz-leu-beta34meoph 
47 51: bim-oxadiaz-bala-asppha 
4752: bhs-24im-gly-betapy 
4753 : tolhs-25thiaz-bala-betadtrif 
47 54: phhs - 2 5me t hi a z -ba 1 a -be t apy r 
4755: 2py-24thiaz-gly-betadito 
4756 : ibhs-24thioph-gly-betadmph 
4757: phhs-oxadiaz-bala-psdaptb 
475 8: bhs-me24thioph-ala-betapy 
4759 : tolhs-me25thiaz-leu-psdap 
4760: tolhs-2 4thiaz-bala-beta3 5dbph 
4761: pahs-24thiaz-gly-betapy 
4762: dhim-25thioph-ala-betapy 
4763: bhs-24thioph-bala-betahmo 
47 64: bhs -me 2 4 oxa z -a 1 a -be t aph 
47 65 : ibhs-2 5oxaz-gly-betatbuph 

47 67 : bhs-2 5methiaz-bala-beta2 3meoph 
47 68: phhs-24thiaz-bala-betabpy 
4769 : 2py-53pyrazo-ala-zdap 
4770 : tolhs-25methiaz-bala-betabpy 
4771 : phhs-oxadiaz-bala-betahdcph 
4772 : bhs-24thioph-gly-betamethioph 
4773: phhs-ithiadiaz-gly-betahdbph 
4774: phhs-25thiaz-gly-zdaptb 
4775 : bhs-ithiadiaz-gly-betabthioph 
4776 : bhs-24thioph-bala-beta34dcph 
4777: bhs-24thiaz-gly-betahmofu 
4778 : bhs-25thiaz-bala-betadcphch 
4779 : tolhs-25methiaz-gly-betatbuph 
4780 : ibhs-24thiaz-bala-aspaba 
4781: thpym-25thiaz-gly-beta35dbph 
17 32 : ^ua-"25py-glY-betacph 
i?33: ibhs-oxadiaz -bala-bacadcph 

4784 : ibhs-24thiaz-gly-betainyl 

4785: bim-24py-gly-zdap 
4786 : 2py-52thiaz-ala-zdap 
47 87 : phhs-24thiaz-gly-betal3bendi 
47 88 : ibhs-ithiadiaz-bala-busu2be 
4789 : bhs-35thioph-ala-betadcph 
47 90 : phhs-25oxaz-bala-beta34dcph 
47 91: bhs-24thiaz-gly-becabchioph 
47 92 : phhs-24thiaz-bala-betaamibe 
47 93 : bhs-24thioph-gly-betadcph 
47 94 : tolhs-ithiadiaz-gly-betatbuph 
47 95 : ibhs-nme35pyr-bala-betaol 
47 96 : tolhs-2 5methiaz-gly-betacbph 
47 97: phhs-24thiaz-bala-betadmph 
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4798 : tolhs-24thioph-bala-betaipro 
4799: bhs-25thiaz-ala-betaipro 
4800: bhs-25thiaz-bala-betaamibe 
4801 : tolhs-24thiaz-bala-betambiph 
5 4802: bhs-triaz-gly-betapy 

4803 : bhs-25oxaz-gly-betathioph 
4804: bhs-25oxaz-bala-betafu3 
4805 : ibhs-25oxaz-bala-zdapch 
4806: bhs-35thioph-bala-betadcph 
4807 : phhs-oxadiaz-bala-betadcphch 

10 

4808 : phhs-ithiadiaz-bala-asppha 
4809 : bim-me24thiaz-gly-beta34meoph 
4810 : ibhs-25methiaz-gly-betaf trif 
4811 : 3pmhs-25methiaz-bala-betapy 
4812 : ibhs-25thiaz-gly-betadhbfu 

15 4813: tolhs-24thioph-gly-betaipr 
4814 : ibhs-25thiaz-gly-betabmph 
4815: bhs-25methiaz-bala-zdaptb 
4 3 L 5 : bnj - i l - l _ l - : i:\^ps. 

4817 : bhs-ithiadiaz-bala-betahmph 

20 4818: bim-42pym-gly-betadcph 

4819 : bhs-25methiaz-gly-psdap 

4820 : phhs-25oxaz-gly-betacph 

4821 : bhs-nme35pyr-gly-zdap 

4822 : bhs-oxadiaz-bala-beta34meoph 

4823 : tolhs-me2-4-tfci-a-z— i-eu-be-feapy- 
25 — 

4824: ibhs-2 5oxaz-bala-betahc 
4825 : bhs-25methiaz-bala-betahmph 
4826 : ibhs-24thiaz-bala-zdapch 
4827 : tolhs-25methiaz-gly-betadmph 
4828: 2py-26py-gly-betadcph 

30 4829: dhim-24thiaz-ala-betadcph 
4830 : bhs-24thiaz-ala-betacph 
4831 : phhs-ithiadiaz-bala-aspibua 
13 3 2: bhs - 2 5 thi a z - al a -bet ahph 
1333 : oahs - 2 4 chioph-bala-becahdcph 

35 4834: bhs -2 4 1 h"i~a~2T=imgl"y-bet-athl-op-h — 
4835 : tolhs-ithiadiaz-gly-asppha 
4836 : ibhs-24thioph-gly-betaphethioa 

4837: phhs-24tzhiaz-bala-psdap 

4838 : phhs-25oxaz-bala-betathio3 
483 9 : ibhs-24thioph-gly-betatbuph 

40 

4840: 1_bhs-rLme3 5pyr-qly-betadcphee 
4841 : phhs-me24thiaz-bala-zdap 
4842 : ibhs-24thioph-bala-betahdbph 
4843 : tolhs-25thiaz-bala-betaipr 
4844 : gua-2 6py-gly-betabenfu 
45 4845 : ibhs-oxadiaz-bala-betadtrif 
4846 : dhim-24thiaz-gly-betahcbph 
4847 : dhim-2 5thiaz-ala-betadcph 
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4850: 
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4853: 
4854: 
4855: 
4856: 
4857: 
4858: 
4859: 
4860: 
4861: 
4862: 
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tolhs-24thioph-gly-betabnaphth 
bhs~24thiaz-bala-betahirto 
ibhs-oxadiaz-bala-betadbph 
phhs-25methiaz-bala-betahino 

ibhs - 2 5me thi a z -g ly-be t apy 

tolhs-25methiaz-gly-zdapch 

phhs - 2 5 oxa z -ba la-bet ahcbph 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betaet 

tolhs-ithiadiaz-bala-betapytb 

nmhs-24thiaz-gly-betadcph 

phhs-25thiaz-gly-betaibph 

t o lhs -24thiaz -ba 1 a -be t abph 

tolhs-25oxaz-bala-betaanaphth 

bhs-24thioph-bala-betabthioph 

phhs-oxadiaz-gly-betadmoph 

bim-me25oxaz-ala-psdap 

ibhs-25methiaz-bala-betahdbph 

bhs-24thioph-ala-betacph 



ibhs-nme3 5pyr-bala-be taipr 

bim- 2 5 oxa z -ba 1 a - z dap 

bim- 4 2 nme im- 1 eu- zdap 

ibhs -oxadiaz -gly-be tahdbph 

phhs-me24oxaz-ala-beta34meoph 

bhs-oxadiaz-bala-betahmo 

phhs-2-4-thi-a-z-bala-b e-^adhbf-U- 

bhs-25fur-bala-zdap — ~ 

tolhs-me25thioph-gly-betapy 

ibhs-2 5thiaz-gly-betafph 

2 py-me 2 4 thi a z -ba 1 a -be t apy 

phhs-ithiadiaz-bala-beta4bph 

phhs -me 2 5 1 hi oph-g ly- z dap 

ibhs - 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t apy t b 

dhim-2 6py-gly-betadcph 

phhs - >5methiaz-qLy-betaoxopa 

bhs - 2 5chia2 -bala-oecapy 

bim-25thiaz-gly-betapbiph 

phhs-2 5thiaz-bala-betahb 

bhs-ithiadiaz-gly-beta3quin 

ibhs-25thiaz-gly-be tacthiop h 



bhs-2 5methiaz-bala-ibsdap 
bim-42pym-ala-betainyl 
bhs-24thiaz-bala-betapym 
bim-25thiaz-bala-csdap 
bhs-2 5oxaz-gly-betamesu 
bhs-24thioph-ala-betahmph 
ibhs-25methiaz-bala-betahcbph 
tolhs-ithiadiaz-bala-psdapch 
tolhs-24thiaz-gly-betampy 
bhs-triaz-bala-psdap 
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4898 : bhs-nme35pyr-gly-betabnaphth 

4899 : phhs-oxadiaz-bala-betabnaphth 

4900 : tolhs-25thiaz-bala-betamethioph 

4901 : tolhs-oxadiaz-gly-betadbph 

5 4902: tolhs-nme35pyr-bala-betadhbfu 

4903 : bhs-24thiaz-ala-betaanaphth 

4904 : ibhs-25thiaz-gly-betadcphch 

4905 : bhs-oxadiaz-gly-betapbiph 

4906 : ibhs-ithiadiaz-gly-betampy 

4907 : tolhs-25thiaz-gly-aspaba 

4908 : bhs-nme35pyr-bala-betabdimo 

4909 : tolhs-oxadiaz-gly-betadcphtb 

4910 : tolhs-oxadiaz-bala-beta3quin 

4911 : bim-oxadiaz-bala-psdap 

4912 : phhs-25methiaz-bala-beta34meoph 

15 4913: phhs-24thiaz-gly-betaftrif 

4914 : bhs-nme35pyr-gly-betacbph 

4915 : ibhs-oxadiaz-bala-suabu 

= ? . 5 : J.u _ x - De z ii: ph 

4917 : 2py-24oxaz-leu-betapy 

20 4918: dhim-42pym-ala-betainyl 

4919: phhs-25oxaz-gly-betaf trif 

4920 : tolhs-25thiaz-bala-betaanaphth 

4921 : bhs-thiadiaz-bala-psdap 

4922 : tolhs-24thioph-bala-betainyl 

"492 3-: t o-l-hs -2-5 oxa z-g-l-y=be t a fchi oph 
25 — 

4924: bhs-42pym-ala-betapy 

4925 : 2py-2 6py-gly-beta23meoph 
4926 : phhs-ithiadiaz-gly-betahph 
4927 : phhs-25methiaz-gly-betapym 
4928 : ibhs-25methiaz-bala-betacthioph 

30 4929: bhs-24thiaz-gly-betabenf u 

493 0 : tolhs-25thiaz-bala-betaphethioa 
4931 : bhs-25thiaz-gly-ibsdap 
1932 : Ibhs -15thiaz-bala-betalnyl 
4933 : ■iDlhs-24-chioph-bala-psdapcb 

35 4934 : ibhs-24thiaz-ba-i-a-- : be-t-adhbf u — 
4935 : bhs-nme3 5pyr-bala-betaoxope 
493 6 : tolhs-25methiaz-gly-betal3bendi 
4937 : ibhs-24thiaz-gl y-beta3 4dcph 
493 8 : bim-me24oxaz-ala-zdap 
493 9 : phhs-nme35pyr-bala-betapbiph 

40 

4940 : dhim-26py-ala-betadcph 
4941 : phhs-25mechiaz-giy-becacchioph 
4942 : 2py-42nmeim-bala-zdap 
4943 : ibhs-25thiaz-gly-betahbcph 
4944 : ibhs-25thiaz-gly-betacph 
45 4945: ibhs-25oxaz-gly-betacbph 
4946 : tolhs-25thiaz-bala-betadcph 
4947 : dhim-24oxaz-gly-betameph 
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4948: bhs-nme35pyr-gly-betatrif 
4949: bhs-24thioph-bala-betahph 
4950: bhs-nme35pyr-bala-aspibua 
4951: bhs-25thiaz-gly-betamesu 
4952: bim-me24oxaz-bala-betaph 
4953: bhs-25oxaz-bala-betahb 
4954: bim-ithiadiaz-ala-zdap 
4955: phhs-oxadiaz-bala-betabmph 
4956: bhs-oxadiaz-ala-betadito 
4957 : phhs-ithiadiaz-bala-betatbuph 
4958: bhs-25oxaz-ningly-betaipro 
4959 : 2py-25fur-leu-psdap 
4960: bhs-ithiadiaz-gly-asppha 
4961: ibhs-25methiaz-gly-psdapch 
4962: tolhs-25thiaz-gly-psdap 
15 4963: bhs-oxadiaz-bala-betaet 

4964 : bhs-24thioph-bala-betamethioph 
4965: bim-24thioph-gly-aspibua 
i 9 5 5 : phh3 -.c<± I 3 _ >P-~ - i - : - ~ - - ~ --P 
4967: tolhs-nmeJ5pyr-gly-ibsdap 
20 4968: ibhs-24thioph-bala-beta23meoph 
4969: tolhs-oxadiaz-bala-betadhbfu 
4970: 2py-25thiaz-gly-betadito 
4971: phhs-ithiadiaz-gly-betahc 
4972 : phhs-24thioph-bala-betahbcph 
4973 : bhs-25methia-z-bala-betah35:dc: 
25 ~~4974 : gua-25thioph-gly-betacph 

4975: phhs-oxadiaz-gly-beta23meoph 
497 6 : ibhs-24thioph-gly-betah3 5dc 
4977 : phhs-24thioph-gly-betaanaphth 
4978: bim-24thiaz-bala-csdap 
30 4979: 2py-24thiaz-gly-betameph 

4980 : tolhs-24thioph-bala-betairibiph 
4981 : 2py-24im-leu-betadcph 
1932: ^3lh3-nme35pyr-bala-bat:ah35dc 
1933 : ohs - I 5oxa z -gly- Lbsdap 

35 4984: ibhs-25methi-az-gly— ibsdap 

4985 : tolhs-ithiadiaz-gly-betameph 
4986: bhs-24thiaz-bala-betainyl 
4987: bim-me2 5thiaz-bala-betadcph 
4988 : tolhs-25methiaz-bala-beta35dbph 
4989 : bhs-me25oxaz-gly-betaph 
40 4990: phhs-25thiaz-gly-betadhbfu 
4991 : cima-42nirieim-bala-betapy 
4992 : phhs-24thiaz-bala-betabthioph 
4993: bim-24thioph-leu-psdap 
4994 : tolhs-me25oxaz-bala-beta34meoph 
45 4995: ibhs-oxadiaz-bala-betainyl 
4996 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaipr 
4997 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betatos 
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4998: 
4999: 
5000: 
5001: 
5002: 
5003: 
5004: 
5005: 
5006: 
5007: 
5008: 
5009: 
5010: 
5011: 
5012: 
15 5013: 
5014: 
5015: 
) j L 5 . 
5017: 
5018: 
5019: 
5020: 
5021: 
5022 : 
5 02-3 : 
5024: 
5025: 
5026: 
5027: 
5028: 
30 5029: 
5030: 
..5031: 
5032 : 
503 3 : 
50 3-4": 
5035: 
5036: 
5037: 
5038: 
5039: 
5040: 
5041: 
5042: 
5043: 
5044; 
45 5045: 
5046; 
5047; 



3pmhs-25thioph-gly-betapy - - 

2py-25thiaz-gly-aspaba 

bim-25methiaz-leu-betapy 

bim-24thiaz-bala-betadcph 

bhs-24thioph-gly-ibsdap 

2py-53pyrazo-gly-psdap 

i'bhs-24thioph-gly-betaainibe 

t o 1 hs -me 2 4 1 hi a z -g ly-be t apy 

bhs - 5 2 thi a z -gly-be tameph 

ibhs-ithiadiaz-bala-betathioph 

ibhs-25thiaz-gly-betadmph 

bim-24im-gly-zdap 

ibhs-24thioph-bala-psdaptb 

bim-24thioph-bala-aspibua 

bhs-ithiadiaz-nmgly-betahmph 

bhs-25thiaz-bala-betainyl 

phhs -2 5methiaz -gly-be tacbph 

bim-25thiaz-gly-betainyl 



25 



35 



40 



•ba z i bed L ; < 



phhs-oxadiaz-gly-becabnaphth 

ibhs-nme3 5pyr-gly-betabediox 

phhs-25thiaz-bala-betah35dc 

tolhs-nme3 5pyr-bala-beta34meoph 

phhs-me24thiaz-gly-psdap 

phhs-24thioph-bala-betabdimo 

t o 1 hs - nine 3-5 pyr^g ly— be taJ.pr.o_ 

ibhs -2 5 thia z -gly-be taomebendi 

phhs - 2 5 oxa z -gly-be tabmph 

dhim-26py-ala-betainyl 

thpym-2 6py-gly-betacbph 

ibhs-24thiaz-bala-betapytb 

ibhs-25thiaz-bala-betaimid 

ibhs-ithiadiaz-gly-betaol 

ibhs-oxadiaz-bala-beta34dcph 

phhs -me2 5oxaz -gly-be taph 

■r o Ihs -24 c hi oph-ba 1 a— be c a fphe 

rbhs--2-4-thi-oph-ba^ 

bim-42pym-ala-betapy 
bhs-nme3 5pyr-ala-betacph 
tolhs-nme3 5pyr-gly-betaben f u 
bim-42oxaz-ala-zdap 
ibhs-25oxaz-bala-betampy 
phhs-2 5thiaz-gly-betafphe 
dhim-2 6py-gly-becai4meoph 
ibhs-24thiaz-gly-betathiome 
bim-me24thioph-bala-betapy 
bim-24im-bala-zdap 
bhs-ithiadiaz-bala-betahbcph 
2py-2 5thiaz-gly-betadcph 
bim-me 2 5 oxa z -ba 1 a-be t adcph 
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phhs-25methiaz-bala-betathiobe 

ibhs-25oxaz-bala-beta3quin 

phhs-oxadiaz-bala-beta34meoph 

gua - 4 2 pym- g ly-be t ab t hi oph 

bhs-35thioph-bala-betapy 

2py-42pym-gly-betainyl 

phhs-ithiadiaz-gly-beta4bph 

bhs - 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t ahdcph 

ibhs-25methiaz-bala-betahni 

bim-25methiaz-leu-psdap 

t o lhs -me 25oxaz-ala -be t a 3 4me oph 

ibhs-25thiaz-bala-betampy 

phhs-25methiaz-gly-betaoxaz 

2pmhs-42pym-gly-betainyl 

t o lhs -nine 3 5 py r -g ly-be t apyr 

tolhs-25methiaz-bala-betapych 

tolhs-oxadiaz-gly-betadito 

tolhs-me2 5oxaz-ala-psdap 

2py-25oxaz-ala-psdap 

bim- 2 4 thi oph- 1 eu-be t apy 

tolhs-25methiaz-bala-betahmo 

bhs-25methiaz-bala-zdapch 

bhs-24thiaz-bala-be tame thi 

2pmhs-24thioph-bala-betamethioph 

bim- 2 4 th-i-oph=giy-aspaba 

ibhs-25methiaz-gly-betatrif 
bhs-24thioph-gly-beta3quin 
ibhs-oxadiaz-gly-betatrif 
2py-triaz-bala-betapy 
phhs-24thioph-bala-betameph 
bim-2 5oxaz-gly-psdap 
tolhs-nme3 5pyr-bala-betabthioph 
^tolhs-2 5th_iaz-gly-betahmph 
bhs -42 nine im- a 1 a -be t apy 
- o lhs - 25oxaz -bala-be«:a3 4meoph 
ibhs - 2 4 1 hi az -g ly-be t-ameph 
bim-me24thioph-bala-betadcph 
2py-2 6py-gly-be tabiph 
ibhs-25thiaz -ba la -be t aheph 



• * • • • 



• • • « 

• • • « 
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bhs-2 5thiaz-nmgly-betadhbfu 
tolhs-oxadiaz-gly-betameph 
bhs-nme3 5pyr-nmqly-beta34meoph 
dhpyrr-24thiaz-giy-becapy 
tolhs-2 5oxaz-bala-betathioph 
bhs-24thiaz-bala-betaipro 
bhs-2 5oxaz-ala-betamesu 
ibhs-24thioph-gly-betathiobe 
nmhs-2 5methiaz-gly-betadcph 
phhs-24thiaz-gly-aspibua 
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5098: bhs-oxadiaz-gly-betapytb 
5099: bim-24thiaz-bala-psdap 
5100 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betabenfu 
5101 : ibhs-24thiaz-bala-betaomebendi 
5 5102: ibhs-25thiaz-bala-betabnaphth 
5103: 2py-25oxaz-leu-betapy 
5104: phhs-ithiadiaz-gly-aspbzla 
5105 : ibhs-25thiaz-bala-betabdimo 
5106 : 2py-me24thioph-gly-betadcph 
5107: tolhs-oxadiaz-bala-betaipro 

10 5108: ibhs-24thiaz-bala-betahmph 
5109: bhs-25thiaz-gly-aspaba 
5110: 2py-3 5thioph-ala-betapy 
5111 : bhs-24thioph-gly-zdaptb 
5112: phhs-nme35pyr-gly-betatrif 

15 5113: tolhs-2 5oxaz-gly-betaphethioa 
5114 : thazep-24thiaz-gly-betadcph 
5115 : tolhs-ithiadiaz-gly-betadcphch 

5117 : tolhs-25mechiaz-gly-becamechioph 

20 5118: impy-24thiaz-gly-betanibiph 

5119: phhs-oxadiaz-bala-betafu3 

5120 : tolhs-me24thiaz-leu-zdap 

5121 : ibhs-ithiadiaz-bala-betabediox 

5122 : bhs-oxadiaz-gly-betahc 

5123 : to-lhs- 24th-iaz-gly-=be:tahitiph-2 

~ 25 ~~5124: bhs-oxadiaz-bala-zdap 

5125: bhs-oxadiaz-bala-betahbcph 

5126: bim-24thiaz-gly-psdap 

5127: bhs-24thiaz-ala-betampy 

5128: 2pmhs-25oxaz-gly-beta3 5dbph 

30 5129: bhs-2 6py-gly-betainyl 

5130: bhs-nme35pyr-bala-betapym 

5131:. 2py-2 6py-met-zdap 

513 2: ibhs-lSoxaz -bala-betacthioph 

513 3 : impy-24thioph-gly- 1 03cabchi3ph 

35 51:3-4: tolhs— oxadiaz— gl-y-betahdcph 

5135: bhs-2 4thiaz-gly-betapych 

5136 : bhs-oxadiaz-ala-psdap 

5137: phhs-24thiaz-gly-betadcphee 

5138: phhs-oxadiaz-gly-betaibph 

5139: ibhs-25oxaz-bala-betadhbfu 

40 5140: ibhs-25thiaz-bala-betathiobe 

5141: bhs-nmeJ5pyr-ala-becadcph 

5142: bhs-25oxaz-bala-betampy 

5143 : 2py-2 6py-ala-betainyl 

5144 : tolhs-25oxaz-bala-betal3bendi 

45 5145: tolhs -nme3 5pyr-bala-betahmo 

5146: bhs-nme3 5pyr-gly-betadbph 

5147: bim-me25thioph-bala-psdap 



BASF jQEExdEgeSaTTscnaTC «iuji 




131 



5148: bhs-25oxaz-ala-beta34dcph 
5149 : ibhs-nme35pyr-gly-zdaptb 
5150 : tolhs-25methiaz-bala-betamethi 
5151: bhs -nine 3 Spy r -gly-be t a 1 3 bend i 
5 5152: 2py-me2 5thioph-leu-psdap 

5153: ibhs-24thioph-bala-betatbuph 
5154: sabhs-24thiaz-gly-psdap 
5155: bhs-25thiaz-bala-betahmph 
5156: bim-triaz-gly-betapy 
5157 : phhs-24thioph-bala-betairiethioph 
10 5158: phhs-nme3 5pyr-bala-psdaptb 
5159: dhim-24py-gly-betameph 
5160 : cima-25thiaz-bala-psdap 
5161: bhs-24thiaz-gly-betampy 
5162 : tolhs-25methiaz-bala-beta23meoph 
15 5163: 2py-ithiadiaz-ala-betapy 

5164 : impy-25methiaz -gly-be tabthioph , 
5165 : ibhs-24thioph-bala-betaoxope 
3 .5 6: j --iai i^.-ii oe-i^J?:: 

5167 : ibhs-nme3 5pyr-gly-bet:amethi 
20 5168: ibhs-nme35pyr-gly-betabpy 
5169: tolhs-25methiaz-bala-betaph 
5170: tolhs-24thioph-gly-betapyr 
5171: ibhs-25 oxa z -ba 1 a-be t ahph 
5172: bim-24thiaz-bala-betafphe 
5173: tolhs-me24thioph-gly-betadcph 
25 5174: bhs-ithiadiaz-gly-psdapch 
5175 : 2py-24thiaz-bala-betapy 
5176 : tolhs-nme35pyr-bala-betaipro 
5177 : bhs-24thioph-nmgly-beta23meoph 
5178: bim-52thiaz-gly-betadcph 
30 5179: gua-24oxaz-gly-betathioph 
5180: bhs-triaz-gly-betadcph 
5181 : bim-42nmeim-bala-betaipr 
5 13 2: -olho -?5thiaz -gLy-bet apym 
5133 : phhs-2 5thiaz-bala-becadcphch 
35 5184: phhs-ithiadiaz-gly-betaf u2 
5185: phhs-ithiadiaz-bala-betampy 
5186 : phhs-ithiadiaz-gly-betadcphtb 
5187 : dhim-26py-ala-betapy 
5188: phhs-oxadiaz-gly-betamesu 
5189 : ibhs-25methiaz-bala-psdapee 
40 5190: phhs-me2 4thioph-gly-zdap 
5191 : ibhs-25oxaz-gly-becacimph 
5192 : bhs-25methiaz-gly-betadcphee 
5193 : bim-oxadiaz-ala-psdap 
5194 : phhs-ithiadiaz-gly-betaamibe 
45 5195: 2py-me25oxaz-gly-betaph 
5196: phhs-2 5oxaz-bala-aspaba 
5197: bim-me25oxaz-leu-zdap 
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5198: 
5199: 
5200: 
5201: 
5 5202: 
5203: 
5204: 
5205: 
5206: 
5207: 
5208: 
5209: 
5210: 
5211: 
5212: 
15 5213: 
5214: 
S215 : 

) i _ ) 

5217: 
20 5218: 
5219: 
5220: 
5221: 
5222 : 
J5223-: 
5224: 
5225: 
5226: 
5227: 
5228: 
30 5229: 
5230: 
5231: 
5 2 3 2: 
52 3 3 : 
35 523*4" 
5235: 
5236: 
5237: 
5238: 
5239: 
5240 : 
5241: 
5242: 
5243: 
5244: 
45 5245: 
5246: 
5247: 
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2py-25thiaz-bala-betaf luo 

ibhs-24thioph-gly-betafphe 

bim-25thiaz-bala-betapy 

bhs-24thioph-bala-betatos 

gua-25thiaz-gly-betabdimo 

2 py- 4 2 oxa z - a 1 a -be t adcph 

bhs-ithiadiaz-gly-betamethioph 

tolhs-me25thioph-leu-betapy 

bhs-25thiaz-ala-psdap 

ibhs-25thiaz-bala-betaoxope 

bhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t ahmph 

bhs-25thiaz-gly-betabthioph 

tolhs-24thioph-gly-betabenfu 

phhs-me2 5thioph-leu-betaph 

tolhs-25thiaz-gly-ibsdap 

phhs-24thioph-gly-betahni 

bhs-24thioph-gly-betaipr 

tolhs-me2 5oxaz-ala-betapy 



m 



oa .. i - : x±d 



25- 



bhs - 2 5 oxa z -ba 1 a- be t a thi oph 

ibhs-ithiadiaz-gly-zdaptb 

ibhs-24thioph-bala-betahmo 

tolhs-25methiaz-gly-betabthioph 

tolhs-nme3 5pyr-gly-betaibph 

tolhs-me24thioph-gly-zdap 

tolhs-25thiaz-gly- ; be'tahbcph" " 
ibhs -oxadiaz -bala-be ta f ph 
bhs-oxadiaz-nmgly-betahmph 
impy- 4 2 nine im-ba 1 a - be t ame ph 
gua-2 5 thiaz -gly-betadcph 
phhs -oxadiaz -gly-be tapym 
bhs-24thioph-gly-betabmph 
phhs-24thioph-gly-aspibua 
bhs - I 5 oxa z - a 1 a -be t ahph 
Lbh3-"24chiaz -gly- asp'oha. - 



40 



- 2 py —4 2 oxa-z -g±y^z da p * — ^ - — 
phhs -me2 4 thiaz -gly-be t a3 4meoph 
bhs-nme3 5pyr-bala-betamethi 
bhs-2 5oxaz-bala-betaheph _ _ 
dhim-2 5thiaz-ala-betameph 
bhs - i thi adia z -gly-be ta3 5dbph 
bim-oxadiaz-ala-betapy 
ibhs-nmei 5pyr-bala-becaf ui 
phhs - i thi adia z -g ly-be t abpy 
tolhs-ithiadiaz-gly-betah3 5dc 
2py-me25thiaz-ala-psdap 
bim-24im-ala-zdap 
bim-me25oxaz-gly-beta34meoph 
bhs-oxadiaz-bala-betapbiph 
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5248: bhs-24thioph-gly-beta4bph 
5249 : ibhs-25methiaz-bala-betaibph 
5250: ibhs-24thiaz-gly-betatbuph 
5251 : bhs-oxadiaz-nmgly-betaanaphth 
5 5252: phhs-25thiaz-gly-betamethi 
5253 : ibhs-ithiadiaz-gly-betadcphtb 
5254 : tolhs-24thioph-bala-betaet 
5255 : bhs-25methiaz-bala-beta34meoph 
5256: ibhs-25thiaz-bala-suabu 
5257: 2py-42nmeim-gly-betapy 

10 5258: tolhs-25thiaz-bala-betahmph 
5259: bhs-25thiaz-gly-betahni 
5260 : 2pmhs-42nmeim-bala-betaphethio 
5261 : tolhs-2 5methiaz-gly-betadbph 
5262 : ibhs-25thiaz-gly-betamethioph 

15 5263: bhs-25thiaz-nmala-betameph 
5264 : 2py-25methiaz-ala-betadcph 
S265: bim-3 5fur-gly-betadcph 

J) 2 5 5 : 3:13 - 3Aii L J. Z - / " 3^> - - 

5267 : 2py-oxadiaz-gly-betadcph 

20 5268: bhs-25oxaz-bala-betaph 

5269: phhs-24thioph-gly-betamethioph 

5270: phhs-oxadiaz-bala-betafu2 

5271 : bhs-2 5methiaz-gly-betaoxaz 

5272 : tolhs-25thiaz-bala-betacbph 

5273: tolhs-25oxa : z-gly~be^arh3-5dc 

25 5274: ibhs-24thiaz-gly-aspaba 

5275 : bim-25oxaz-bala-aspbzla 

5276 : tolhs-oxadiaz-bala-betahmofu 

5277 : bhs-25oxaz-bala-csdap 

5278 : tolhs-oxadiaz-gly-zdaptb 

30 5279: phhs-25thiaz-bala-beta34dcph 

5280 : phhs-24thioph-bala-betambiph 

. 5281: tolhs-24thiaz-gly-betabthioph 

.5 2 32: bhs - 2 4 thiaz -bal a. -bat aomabandi 

5233 : phhs-"25chiaz-bala-beta3 Sdbpft * 

35 5284: ibKs-2 5meth±az-bala-a%pbz-ra 

5285 : bhs-24thioph-ala-beta23meoph 

5286 : bhs-nme3 5pyr-bala-csdap 

5287: phhs-24thiaz-bala-betafu3 

5288 : ibhs-25methiaz-gly-betaimid 

5289 : ibhs-24thiaz-gly-betafph 

40 5290:* impy-2 5oxaz-bala-betabenfu 

5291 : bhs-25thiaz-bala-suabu 

5292: phhs-24thioph-gly-betabdimo 

5293 : tolhs-me24thioph-bala-psdap 

5294 : ibhs-2 4thioph-gly-betabenfu 

45 5295: bim-3 5 f ur-ala-betapy 

5296: bhs-25oxaz-bala-suabu 

5297: bhs-25thiaz-bala-betamethi 
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5298 : bhs-oxadiaz-bala-betabpy 
5299: gua-24thiaz-gly-betaamibe 
53 00 : bhs-25methiaz-bala-betathioph 
5301 : phhs-me25thiaz~gly-betadcph 
5 5302: bhs-24thiaz-bala-ibsdap 
5303: ibhs-25thiaz-bala-aspaba 
5304 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaheph 
5305 : bhs-25oxaz-nmgly-betahph 
5306 : tolhs-24thioph-gly-betaol 
53 07 : bhs-25methiaz-bala-betapych 

10 

53 08 : 2py-42nmeim-bala-betaomebendi 
5309 : bhs-25methiaz-bala-betabthioph 
5310 : bhs-25t.hiaz-bala-betaimid 
5311: tolhs-24thiaz-gly-betahb 
5312 : ibhs-ithiadiaz-bala-betacph 

15 5313: ibhs-25oxaz-gly-asppha 

5314: phhs-25thiaz-gly-betahdbph 
5315 : tolhs-lthiadiaz-gly-betacthioph 
) 3 l 5 : oh s ■• l. zsil z - l » i oe:.;_ j 

5317 : tolhs-25oxaz-gly-betabph 

2o 5318 : ibhs-2 5 thiaz-bala-betaomebendi 

5319 : bhs-ithiadiaz-gly-ibsdap 

5320: ibhs-24thiaz-gly-betapyee _ 

5321 : tolhs-24thioph~bala-betathiobe 

5322 : bhs-ithiadiaz-gly-betapyee 

5323: ibhs=2"4 thioph^gly-betalfrto' 
2 5 — 

5324 : bim-me24oxaz-leu-bet"a34meoph 
5325 : tolhs-24thiaz-bala-busu2be 
5326 : bhs-25thiaz-gly-betaoxaz 
5327 : ibhs-nme3 5pyr-gly-aspaba 
5328 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betatrif 

30 5329: bhs-25oxaz-bala-betaf ph 

5330 : tolhs-2 5oxaz-bala-betacbph 
5331 : 2py-oxadiaz-ala-betadcph 
5 3 3 2: Diihs - , 4 1 h i % z -ba .1 a -busu 2ba 
5 333: :olh3 -25 uie.ch i a. z - gl y -be t a i ay I 

35 5334- phhs~-rime3 Spyr-bVl'^b^t^uS^ 
5335 : bhs-24thiaz-gly-betaphethioa 
5336 : ibhs-25oxaz-gly-aspibua 
5337 : tolhs-24thiaz-gly-betapheth_ioa 
5338 : 2py-25methiaz-gly-beta3 5dbph 
5339 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betahb 

4 0 

5340 : ?py-?5thiaz-bala-betadcph 
5341 : 2py-me24thioph-leu-zdap 
5342 : phhs-nme3 5pyr-gly-betaipr 
5343 : bhs-25oxaz-nmgly-betacph 
5344 : tolhs-oxadiaz-bala-beta4bph 
45 5345: bhs-24 thioph-ala-betadcph 

5346 : phhs-25thiaz-gly-betal3bendi 
5347 : tolhs-oxadiaz-gly-suabu 
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5348: bhs-25oxaz-bala-betapyee 
5349: tolhs-25thiaz-bala-aspbzla 
5350 : tolhs-24thiaz-gly-betahcbph 
5351: ibhs-oxadiaz-bala-betatrif 
5 5352: bhs-24thiaz-bala-zdap 

5353: ibhs-ithiadiaz-bala-betapyee 
5354 : 2py-42nmeim-leu-betadcph 
5355: bim-42pym-gly-betameph 
5356 : tolhs-25oxaz-gly-betafph 
5357: phhs-25oxaz-bala-betahmo 
10 5358: bhs-25thioph-ala-betainyl 

5359: phhs-25methiaz-gly-betaftrif 
5360: bim-25oxaz-bala-betapy 
53 61 : ibhs-nine3 5pyr-gly-betaol 
5362 : 2py-25methiaz-gly-betatbuph 
15 5363: bhs-25thiaz-bala-betadmoph 
53 64 : tolhs-24thioph-bala-csdap 
5365 : ibhs-oxadiaz-gly-betal3bendi 
3 j 6 6 ; -Oxtie 3 3 pyr -jiy -oe : ampy 

5367: bhs-25oxaz-bala-betaoxaz 
20 5368: bhs-nme3 Spy r -rung ly-betafphe 
53 69 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betadcph 
5370 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betadmoph 
5371: 2py-2 5 thi a z -gly-be t apy 
5 3 72: dhim-4 2pym-ala-be t ameph 

5373: bhs-24i:-hl-a-z-^baia^betapy- : — — 

5374 : phhs-oxadiaz-bala-betaimid 
5375 : ibhs-ithiadiaz-gly-betahmph 
5376 : tolhs-24thioph-bala-zdapch 
5377 : 2py-24oxaz-ala-psdap 
5378: ibhs-ithiadiaz-gly-betambiph 
30 5379: bim-nme3 5pyr-bala-psdap 
53 80: bim-2 5fur-leu-betadcph 
-- -5381: bhs-oxadiaz-bala-psdap 

5 332 : ohhs - 25>nechiaz -bala-becaipr 
5 3 33: bhs-me2 5 cliiaz -ala- zdap 
35 5384: ibh^i'thT^iaz^bala -bet ameph" 
5385: bhs-2 5oxaz-gly-betal3bendi 
5386 : tolhs-nme35pyr-bala-betabdimo 
53 87 : ibhs-oxadiaz-bala-betahc 
53 88: bhs-25oxaz-bala-beta34dcph 
53 89 : ibhs-25thiaz-bala-betadhbfu 
53 90 : bhs-?5methiaz-qly-betatrxf 
53 91 : ibhs-24thiaz-bala-beta£u2 
53 92 : phhs-ithiadiaz-gly-betabediox 
5393: bhs-me2 5thioph-gly-betapy 
53 94: bhs-me25oxaz-ala-betadcph 
45 5395: bhs-24thiaz-gly-betaphethio 
5396 : tolhs-24thiaz-bala-betadtrif 
53 97 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betaanaphth 
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5398 
5399 
5400 
5401 
5 5402 
5403 
5404 
5405 
5406 
5407 

10 5408 
.5409 
5410 
5411 
5412 

15 5413 
5414 
5415 
>415 
5417 

20 5418 
5419 

5420 

5421 

5422 

5423 

25 5424 
5425 
5426 
5427 
5428 

30 5429 
5430 
5431 
.54 3 2 
5 43 3 

35 5434 
5435 
5436 
5437 
5438 
5439 

40 5440 
5441 
5442 
5443 
5444 

45 5445 
5446 
5447 
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phhs-24thiaz-bala-betadcphtb 

bhs-ithiadiaz-ala-betacph 

thpym-24thioph-bala-psdap 

bhs-25oxaz-ala-betathioph 

bim-2 5methiaz-nmala-betadcph 

tolhs-25methiaz-gly-betahc 

bhs-25py-gly-betapy 

bim-me24thiaz-leu-zdap 

ibhs-oxadiaz-bala-betapyee 

phhs -me 2 5 oxa z -ba 1 a -be t aph 

phhs - i t hi ad i a z -ba 1 a -be t ahmo f u 

ibhs-25oxaz-bala-betafbph 

phhs-ithiadiaz-gly-betabmph 

phhs-25thiaz-gly-betabthioph 

ibhs-25methiaz-gly-aspibua 

tolhs-25thiaz-gly-psdapee 

bim-2 5 thioph-ala-psdap 

bhs - i t hi ad i a z -rung ly-be t a 2 3me oph 



3 a 3 - . 



tolhs-25thiaz-gly-betamet:hi 
tolhs-oxadiaz-bala-betapych 
bim-2 5methiaz-ala-psdap 
bhs -me 2 4 oxa z - 1 eu-be t apy 
tolhs-25methiaz-gly-beta4bph 
dhim- 2 6py-gly-be t apy 

ibhs ^oxadi a z -giy-asppha^-^ 

2py-24thiaz-leu-betadcph 

tolhs-oxadiaz-bala-betabmph 

bhs-oxadiaz-bala-betafu2 

bhs-2 5methiaz-bala-betaipro 

tolhs-25methiaz-gly-betapych 

phhs-25thiaz-bala-beta4bph 

bim-thiadiaz-leu-betadcph 

tolhs-24thiaz-gly-betabmph 

jua -4 2pym-gly-bet aheph 

ohhs- Lthiadiaz -bala -becaipr ~~* 



2pmhs -2 5 thraz-baira^bet-apyr 

tolhs-me24thioph-leu-betadcph 

bhs-oxadiaz-gly-betamethi 

phhs - 2 4 thia z -ba 1 a^-be t a t hi ome 

ibhs-nme35pyr-bala-betamethioph 

tolhs-me24thiaz-ala-psdap 

tolhs-24thioph-qly-betadito 

bhs-24thiaz-bala-betahdcph 

phhs-24thiaz-gly-betathiobe 

bim-42pym-ala-betameph 

phhs-24thiaz-gly-zdaptb 

bhs-2 4thiaz-gly-csdap 

bhs-oxadiaz-bala-betadtrif 

2py-42oxaz-ala-psdap 
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5448: phhs-oxadiaz-bala-beta4bph 
5449 : bhs-oxadiaz-gly-betahdbph 
5450: gua-2 6py-gly-be ta4bph 
5451: bhs-26pyrazi-ala-betapy 
5 5452: tolhs-24thiaz-gly-psdaptb 
5453 : bhs-42nmeim-gly-betaheph 
5454 : ibhs-ithiadiaz-bala-betatbuph 
5455 : ibhs-24thioph-bala-betatrif 
5456: phhs-25methiaz-gly-betaph 
5457: bim-me24thioph-bala-zdap 

10 5458: ibhs-oxadiaz-bala-betabthioph 
5459 : bhs-me24oxaz-leu-psdap 
5460 : tolhs-24thiaz-gly-betapych ~ 
5461: phhs-25thiaz-gly-betaol 
5462 : bhs-me24im-gly-zdap 

15 5463: bim-25oxaz-gly-betathiome 
5464 : impy-25oxaz-bala-betaamibe 

: tolh3-25methiaz-bala-asppha 
545 5: L.oa3 - n:n-Don-odii-ba: ihacpa 
5467 : ibhs-25methiaz-bala-busu2be 

20 5468: bhs-24thiaz-bala-betabmph 
5469 : bhs-me25thioph-gly-psdap 
5470 : ibhs-24thiaz-bala-betaf luo 
5471 : dhim-24thiaz-ala-betapy 
5472 : bim-25thioph-leu-betadcph 
5 4 7 3 : t hpyirr^24 ^thia^ba^a^psTiap— " 

25 5474: bhs-25oxaz-bala-betameph 
5475: bhs-24thiaz-gly-betaoxaz 
5476 : bim-24thiaz-ala-psdap 
5477: phhs-24thiaz-bala-betaoxaz 
5478: bhs-ithiadiaz-bala-betahb 

30 5479: bhs-ithiadiaz-bala-zdapee 
5480 : bhs-25oxaz-nmgly-betaoxaz 
5481: bhs-2 5thiaz-nmgly-betadito 
.-5 43 2 : bhs-nitiaiSpyr -gly-psdapch 
.5483 : Lbhs-nmeJ5pyr-gly-beVadbph 

35 5484: phhsHcne 2 4 oxa z - 1 eu- z dap 

5485: bhs-oxadiaz-bala-betaoxaz 
5486 : bhs-oxadiaz-gly-betadito 
5487: gua-42pym-gly-betathiobe — 
5488 : bim-42nmeim-ala-betadcph 
5489 : bhs-42nmeim-gly-betabnaphth 

40 S490 : phhs-ith-iadiaz-bala-betapytb 
5491 : 2py-ithiadiaz-bala-aspbzla 
5492: bhs-24thioph-gly-betafbph 
5493 : bhs-oxadiaz-bala-betaanaphth 
5494 : bhs-me24oxaz-bala-betaph 

45 5495: phhs-25thiaz-bala-betacthioph 
5496 : tolhs-25methiaz-bala-betapyee 
5497 : bhs-2 5methiaz-gly-beta3 5dbph 
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5498: phhs-me24oxaz-gly-betapy 

5499 : ibhs-25methiaz-bala-betaph 

5500 : 2py-24oxaz-bala-betapy 

5501 : ibhs-ithiadiaz-gly-aspibua 

5502: phhs-25thiaz-gly-betadcphee 

5503: bhs-24pym-gly-zdap 

5504 : tolhs-24thiaz-gly-betathioph 

5505 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadcphch 

5506: 2py-ithiadiaz-leu-betadcph 

5507: phhs-24thiaz-bala-betapyee 

5508 : phhs-ithiadiaz-bala-betadcph 

5509 : bhs-25oxaz-bala-betamethioph 

5510 : 2py-53pyrazo-leu-betapy 

5511 : ibhs-2 5oxaz-gly-betadcph 

5512 : ibhs-oxadiaz-gly-csdap 

15 5513: bim-25methiaz-ala-betadcph 

5514 : phhs-25methiaz-bala-betamethioph 

5515 : bhs-oxadiaz-bala-psdaptb 

3 3 1 3, I Dy i 3 -/ -~3a 3 i.py 

5517 : tolhs-25thiaz-gly-becacph 

20 5518: impy~42nmeim-gly-betapyr 

5519 : bim-25methiaz-bala-betafphe 

5520: phhs-25oxaz-gly-betapytb 

5521 : ibhs-25oxaz-gly-betapbiph 

5522 : 2py-me2 5oxaz-bala-psdap 

5523:- bhs— -i-thiadia-z--baia— z dap^b 

25 — - — ~ 

5524 : 2py-25methiaz-bala-betaf luo 

5525 : bhs-25thiaz-gly-betacthioph 

5526: bhs-nme3 5pyr-bala-beta3 5dbph 

5527: bhs-25oxaz-bala-betadcph 

5528 : tolhs-25thiaz-gly-betahdbph 

30 5529: phhs-25thiaz-bala-betaf ph 

5530: bhs-25thiaz-bala-betahdcph 

5531: bhs-ithiadiaz-gly-betafu3 

5 5 32 : bhs-25thiaz -ba la-bet apym 

'5 53 3: bhs -L^hiadiaz -ala-bec a2 3maoph 

35 5534: ibhs-nme35pyr-bala-betrapye-h 

5535 : bhs-me25oxaz-bala-betapy 

5536 : 2py-nme3 5pyr-bala-asppha 

5537 : 2py-3 5thioph-b ala~betapy 

553 8 : phhs-nme3 5pyr-bala-betadcphee 

5539 : tolhs-2 5oxaz-bala-betabpy 

S540 : bhs-24thioph-bala-betacthioph 

5541 : bhs-24thioph-ala-becabpy 

5542 : bim-24im-leu-betadcph 

5543 : bhs-oxadiaz-gly-betamesu 

5544 : bhs-thiadiaz-gly-betadcph 

45 5545 : tolhs-25thiaz-bala-betameph 

5546 : bhs-thiadiaz-ala-psdap 

5547 : bhs-24thioph-bala-betadcphch 
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5548 : bhs-ithiadiaz-gly-betabenfu 
5549 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betadcphee 
5550: bhs-me25oxaz-leu-betaph 
5551: bhs-me24thiaz-leu-betadcph 
5 5552: tolhs-25thiaz-gly-betatbuph 
5553: gua-25thioph-gly-betacbph 
5554: phhs-25methiaz-gly-betahph 
5555: 2py-me25thiaz-bala-psdap 
5556: bhs-25methiaz-nmgly-betabpy 
5557: bhs-oxadiaz-nmgly-betameph 
10 5558: tolhs-24thiaz-gly-betacthioph 
5559 : dimethpym-24thioph-gly-betameph 
5560 : ibhs-25oxaz-bala-betameph 
5561: bhs-24thioph-bala-aspbzla 
5562 : ibhs-24thioph-bala-betabediox 
15 5563: tolhs-25oxaz-bala-betaphethioa 
5564: ibhs-24thiaz-gly-betabpy 
5565 : tolhs-25oxaz-bala-betacthioph 
■> 5-5 5 * )Vr.j - : l~'r. : . - V:'. ■ i?b : .?h 
5567 : ibhs-oxadiaz-bala-becahbcph 
20 5568: phhs-oxadiaz-bala-betatrif 
5569: bhs-25oxaz-bala-betabmph 
5570 : ibhs-oxadiaz-gly-betameph 
5571 : phhs-ithiadiaz-bala-betathiome 
5572 : tolhs-ithiadiaz-bala-betacthioph 
5573: phhs-24thiaz-bala-betaf trif 
25 5574: ibhs-ithiadiaz-bala-betamethi 
5575 : ibhs-ithiadiaz-gly-betabenfu 
5576 : ibhs-24thioph-gly-betahdcph 
5577: phhs-me25thioph-bala-betaph 
5578 : 2py-oxadiaz-gly-aspbzla 
30 5579: bhs-24thiaz-nmgly-betameph 
5580 : tolhs-oxadiaz-bala-betadtrif 
5581: bhs-oxadiaz-bala-beta3ciuin 
^532 : hs-25thiooh-gly-betapy 
5583 ; < 2py-53oyrazo-gly-bacapy 
35 5584: bhs-me2 5 thiaz -leu-be ta34meoph 
5585: bgua-25thiaz-gly-betapy 
5586 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betahni 
5587: tolhs-25thiaz-gly-betafphe 
5588: bhs-ithiadiaz-bala-csdap 
5589: dhim-24thiaz-gly~betadtrif 
40 5590: bim-24thiaz-bala-aspaba 

5 5 91: ghhs - A 5 c hi a z -ba 1 a -be c aneph 
5592 : bhs-24thiaz-gly-betal3bendi 
5593 : ibhs-25oxaz-bala-betathioph 
5594: phhs-25methiaz-gly-betafu3 
45 5595: tolhs-ithiadiaz-gly-betamethioph 
5596 : 2py-42nmeim-gly-betatos 
5597 : ibhs-2 5oxaz-bala-betapyr 
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5600 : 
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c ie n ~> 
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5619: 




r r o n 

5620 : 
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5624 : 




5625 : 




5626 : 




5627 : 




JDZO. 


o u 
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5629 : 




R £ fi • 




5631: 
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35 


bb .3 4 : 




5635: 




jdjd: 
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C C *3 Q . 


40 


cr c A C\ . 




Db41 : 




C C A O . 

b 642 : 




5643 : 




5644: 


45 


5645: 




5646: 




5647: 



ibhs-nme35pyr-bala-betamethi - ~ 

bhs-24thioph-bala-betaheph 

ibhs-24thiaz-bala-betadcphtb 

phhs-25thiaz-gly-betaheph 

ibhs-nme35pyr-bala-betaphethio 

ibhs-25methiaz-gly-betathio3 

tolhs-nme3 5pyr-gly-be taol 

tolhs-24thioph-gly-suabu 

bhs-25oxaz-gly-beta3 5dbph 

tolhs-24thiaz-gly-aspbzla 

bhs-24thioph-nmgly-betameph 

tolhs-ithiadiaz-bala-betahni 

bhs-25oxaz-gly-busu2be 

phhs-me2 5thioph-gly-beta34meoph 

bhs-24thiaz-gly-betadcphtb 

bim-2 6py-gly-be tapy 

2py-me24thiaz-ala-betaph 

2py-me2 4oxaz-bala-betadcph 

Dfi3 - I 3.?.-= - v - / " 3- - - 

bhs-25methiaz-gly-bet:abph 

bhs-24thiaz-bala-betafphe 

tolhs-ithiadiaz-bala-betafbph 

ibhs-oxadiaz-gly-betahc 

phhs-nme3 5pyr-bala-betabmph 

bhs-25methiaz-bala-betaimid 

t o 1-hs -oxad-i-a-z -ba-l-a- befeadfoph 

bhs-25methiaz-gly-beta34dcph 

bhs-ithiadiaz-nmgly-betainyl 

bhs-25methiaz-gly-zdap 

gua-2 5thioph-gly-betal3bendi 

phhs-24thiaz-bala-betaibph 

bhs-24thioph-bala-betamethi 

bim-me 2 4 oxa z-ala-bet apy 

phlis - 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t ahmo 

ibhs -34 i oph-g ly-ba t ahmo 

i o .1 ho - ox ad i a z -ba i a -be caf ph - - • 

ibhs^Soxaz— gly-bet-a-f-tuo 

phhs-25thiaz-gly-betaipro 

2py-thiadiaz-ala-zdap 

tolhs - i thiadiaz-gly -betadcphtb 

ibhs-25thiaz-bala-bet:ahb 

phhs-me24thioph-gly-betaph 

phhs-oxadiaz-gly-betapy 

tolhs-nme J 5pyr-gly-becathio J 

bhs-25methiaz-gly-betafphe 

bhs-nme3 5pyr-bala-betatrif 

phhs-nme3 5pyr-bala-betaheph 

bim-2 5thiaz-bala-asppha 

2py-25thiaz-bala-beta34dcph 

bhs-2 4 thiaz -gly-suabu 
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5 648 : ibhs-24thioph-bala-betafbph 

5649 : tolhs-25thiaz-bala-zdapee 

5650 : tolhs-ithiadiaz-bala-ibsdap 

5651 : bhs-25methiaz-gly-betaphethio 

5 5652: ibhs-25oxaz-gly-betapym 

5653: phhs-25oxaz-bala-betahb 

5 654 : ibhs-ithiadiaz-gly-betainyl 

5655 : tolhs-me24thiaz-leu-psdap 

5 656 : ibhs-25oxaz-bala-betathio3 

5 657 : 2py-53pyrazo-leu-psdap 

10 5658: tolhs-nme35pyr-bala-betacph 

5659 : ibhs-25thiaz-bala-betafu2 

5660 : ibhs-25methiaz-gly-betadcphch 

5661 : bhs-me24oxaz-ala-zdap 

5662 : phhs-24thiaz-bala-beta34meoph 

15 5663 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betathiobe 

5664: phhs-me24thioph-gly-psdap 

5655 : tolhs-?5oxaz-crly-betabpy 

)oo3. I ?y - I 5 ox j. z -cj -Y - upona 

5667 : ibhs-25methiaz-gly-betacbph 

20 5668: bhs-25methiaz-bala-beta3quin 

5669 : tolhs-24thioph-gly-beta23meoph 

5670 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betahcbph 

5 671: i bhs - 2 5 thi a z -ba 1 a -be t aphe t hi o a 

5672: phhs-nme3 5pyr-gly-betafphe 

"5673: bhs - rthi-adi- a z -g 1 y H jetabed-i-ox 



25 5674: ibhs-24thiaz-gly-betahdbph 

5675 : tolhs-25methiaz-bala-betathioph 
5676 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betamethi 
5677 : tolhs-2 5thiaz-gly-betabenfu 
5678 : gua-24thiaz-gly-betabdimo 
30 5679: phhs-24thiaz-bala-psdapee 
5680 : phhs-oxadiaz-gly-psdapch 
5 681: phhs-2 5oxaz-gly-betahdcph 
.3 532: Lbhs - I 4 -hioph-ba 1 a -batapym 
5533 : zolhs-2. 5 chi a z -gly-be c ahb 
35 5684: bhs-42nineim-gly-betaet 

5685: bim-me25thioph-ala-betapy 
5686: bim-25thiaz-leu-betadcph 
5687: bhs-25thiaz-bala-betapyee 
5 688 : ibhs-25methiaz-bala-betahmo 
5689: phhs-2 5oxaz-gly-betacbph 

40 

5 590 : dhim-42pym-ala-zdap 
5691: bhs-oxadiaz-gly-becathioph 
5692: tolhs-2 5oxaz-gly-betahmo 
5693: phhs-24thiaz-gly-betaipr 
5694 : tolhs-me24oxaz-leu-betapy 
45 5695: phhs-oxadiaz-gly-betapytb 

5696 : ibhs-25methiaz-gly-beta3 5dbph 
5697: bhs-ithiadiaz-gly-betadhbfu 
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5698: phhs-25thiaz-gly-busu2be 
5699 : bhs-nme35pyr-bala-betainbiph 
5700: bim-24thioph--gly-betapy 
5701 : ibhs-nme35pyr-gly-betadcphtb 
5702 : bim-25methiaz-gly-psdap 
5703 : phhs-nme3 5pyr-bala-betaipr 
5704 : gua-25thiaz-gly-betainyl 
5705 : bhs-25oxaz-bala-betaf luo 
5706: gua-25thioph-gly-betahmph 
5707 : tolhs-24thioph-gly-betainyl 
5708: bhs-24thioph-bala-betaet 
5709 : tolhs-25oxaz-bala-betafu3 
5710 : 2py-24thiaz-bala-beta34dcph 
5711 : gua-42pym-gly-betaph 
5712 : tolhs-ithiadiaz-gly-betahni 
15 5713 : 2py-42nmeim-leu-psdap 
5714 : 2py-24thiaz-hphe-psdap 
5715 : phhs-nme3 5pyr-gly-zdapee 
] 1 _ 6 . Dr. j - i 5 p / - l - i - oa z s.py 
5717 : ibhs-25methiaz-gly-betabph 
2o 5718 : bhs-25methiaz-bala-betaphethioa 
5719 : tolhs-me2 5thiaz-ala-zdap 
5720: bhs-24thioph-bala-beta3q\iin 
5721: dhim-25thioph-ala-betainyl 
5722 : phhs-oxadiaz-gly-betahph 
5*7 2 3 _ r t ol-hs -2 5oxa^— giy— fee fcarfcteuph- 
5724 : bhs-oxadiaz-gly-betaphethio 
5725 : bim-me24oxaz-ala-betaph 
5726 : tolhs-me25thiaz-leu-beta34meoph 
5727 : bim-24im-bala-betapy 
5728: phhs-ithiadiaz-bala-betahb 
30 5729: tolhs-25methiaz-gly-beta3 5dbph 
573 0 : ibhs-25thiaz-bala-betadcphee 
5731: ibhs-oxadiaz-bala-beta23meoph 
/) 7 3 2: jua - I 4 oxa z -g ly-be tacrif 
S 7 3 3 : 2py-2 5 chioph-ala -zdap " ■- ---- 

35 5734: bh's-42'o'xa^~l^u^= r b'et:adcp h^ 

573 5 : bhs-triaz-bala-betapy 
573 6 : phhs-25methiaz-bala-beta34dcph 
5737: tolhs-ithiadiaz-gly-betabediox 
573 8 : phhs-oxadiaz-bala-betal3bendi 
5739 : ibhs-25thiaz-bala-betahino 
5740 : tolhs-25methiaz-bala-betadhbfu 
5741 : 2py-me24oxaz-leu-becapy 
5742 : phhs-ithiadiaz-bala-betaf luo 
5743 : tolhs-24thioph-bala-betathiome 
5744 : bhs-52thiaz-gly-psdap 
45 5745 : tolhs-oxadiaz-gly-betabediox 
5746 : bhs-ithiadiaz-ala-betabnaphth 
5747 : phhs-oxadiaz-bala-betaamibe 
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5748 : ibhs-oxadiaz-bala-betadcphch 
5749: phhs-24thioph-bala-betafu2 
5750 : bhs-ithiadiaz-bala-betaoxope 
5751: phhs-25oxaz-gly-betaoxaz 
5 5752: ibhs-oxadiaz-bala-betaphethio 
5753 : bhs-25methiaz-nmgly-beta34meoph 
5754: bhs-nme35pyr-gly-betadcph 
5755: 2py-24oxaz-gly-betapy 
5756: tolhs-25thiaz-bala-psdapch 
5757: bhs-25thiaz-bala-betaoxaz 
10 5758: bhs-24oxaz-gly-betameph 

5759 : bhs-24thioph-ala-betathioph 
5760: ibhs-25oxaz-bala-betaipro 
5761: phhs-ithiadiaz-bala-betambiph 
5762: phhs-24thioph-bala-betaibph 
15 5763: ibhs-ithiadiaz-bala-betadito 

5764 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadcphee 
^765 : tolhs-oxadiaz-glv-aspbzla 
3/55: pans -aitia J 5 p/r - - / - ^a z uxi i 
5767: bhs-42nineim-gly-beta34dcph 
20 5768: ibhs-oxadiaz-gly-betadito 
5769: bhs-nme3 5pyr-gly-betahbcph 
5770 : tolhs-24thioph-bala-bet^ethioph 
5771 : bhs-25methiaz-gly-beta23meoph 
5772: bhs-25methiaz-ala-betahmph 
5_77_3_: ibhs-25methiaz-baTa-betadcphtb 
25 5774: tolhs-24thioph-gly-betadbph 
5775 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaet 
5776 : ibhs-ithiadiaz-gly-beta3quin 
5777: 2pmhs-42nmeim-met-betapy 
5778: ibhs-24thioph-gly-betafph 
30 5779: ibhs-ithiadiaz-gly-betadbph 
5780 : phhs-25thiaz-bala-beta34meoph 

5781: phhs-25oxaz-bala-betamesu 

.3732 : bim- I 4thi-5tz -baL 3. -bet ampy 
5 733 : ibh3-25mechiaz-bala-baci3^tieoph 
35" 5784: p3^s-ox^diaz"gly-asp^ 

5785 : 2py-me24oxaz-bala-betaph 
5786 : bhs-24im-leu-betapy 
5787 : ibhs-25thiaz-gly-betampy_ 
5788 : 2py-me24thiaz-gly-beta34meoph 
5789: ibhs-25methiaz-bala-zdaptb 
40 ^790: 7ua-42pym— qly-betapym 

5791 : phhs-nme3 5pyr-bala-psdapee 
5792: phhs-oxadiaz-bala-betahph 
5793: bhs-35fur-bala-zdap 
5794 : tolhs-25thiaz-bala-psdaptb 
45 5795: tolhs-2 5 thiaz-gly-betabph 

5796 : phhs-24thioph-bala-betaf trif 
5797: ibhs-oxadiaz-gly-betamethi 
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583 5: 
5836: 
5837: 
5838: 
5839: 

40 5840: 
5841: 
5842: 
5843 : 
5844: 

45 5845: 
5846: 
5847 



25- r 



144 

phhs-oxadiaz-bala-ibsdap 

ibhs-24thioph-bala-aspbzla 

bim-me25thioph-ala-betadcph 

bhs - 2 4pym-al a-be t ameph 

phhs -me 2 5 oxa z - a 1 a -p s dap 

tolhs-24thioph-bala-betacthioph 

2py-24thiaz-gly-betadcph 

phhs-2 5thiaz-bala-betadtrif 

phhs -me 2 5 1 hi oph- 1 eu- z dap 

bhs - 4 2 nme im-ba 1 a - z dap 

ibhs -oxadiaz -gly-be tadmph 

phhs-2 5oxaz-bala-aspibua 

bim-thiadiaz-gly-betapy 

tolhs-25methiaz-gly-betadcphch 

ibhs-nme3 5pyr-bala-betahcbph 

bhs-25methiaz-bala-suabu 

tolhs-2 5oxaz-bala-betadbph 

phhs-ithiadiaz-gly-betaoxaz 



■m. 



tolhs-24thioph-gly-betahb 
b im-me 2 5 1 h i oph- a 1 a -p s dap 
gua-24oxaz-gly-zdap 
phhs-25thiaz-gly-betabdimo 
phhs-2 5 thiaz -gly-aspaba 
bhs - 5 3 py r a z o -ba 1 a -p s dap 
2py-4-2mne-i-m - leu - z dap — 



phhs-oxadiaz^gly- :: betadcphee 
imhs-2 5thiaz-gly-zdap 
phhs -2 5 thiaz -bal a-aspaba 
phhs - 2 5 me t hi a z -gly-be t adhb f u 
bhs-24thiaz-bala-beta34meoph 
bhs-24thiaz-gly-betahmph 
2 py-me 2 5 oxa z -ba 1 a -be t aph 
hyd-42nmeim-bala-betadcph 



'oris - 
ibhc 



a z -bala-bet a3quin 



l ■- a i i'ai a z - oa 



•oe c aoon 



ibhs-2 4 thiaz -gly-be tapbiph 
2py-25methiaz-bala-betadcph 
2 py- 2 5 oxa z - 1 eu-p s dap 
tolhs-oxadiaz-gly-ps dapch 
bhs-24thioph-ala-zdap 
bhs-24thioph-bala-betapych 
phhs-2 5 thiaz -bala-betadcph 
bgua-42pym-gly-becapy 
bhs-25methiaz-nmgly-betacph 
impy-2 5oxaz-bala-betafbph 
phhs -2 4 thia z -gly-be tadcphch 
phhs-2 5methiaz-bala-betaimid 
ibhs-2 5methiaz-bala-betahmofu 
ibhs-2 4 thiaz-bala-betafbph 
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5848 
5849 
5850 
5851 
5852 
5853 
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5855 
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5859 
5860 
5861 
5862 
5863 
5864 
5865 
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5867 
5868 
5869 
5870 
5871 
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5873 
5874 
5875 
5876 
5877 
5878 
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5880 
5881 
338 2 
5 33 3 
5884 
5885 
5886 
5887 
5888 
5889 
S890 
5891 
5892 
5893 
5894 
5895 
5896 
5897 
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ibhs-24thiaz-gly-busu2be 

2py- 2 4 thi oph-hphe -p s dap 

2py-me2 4 thiaz -leu-be ta3 4meoph 

phhs-2 4 thiaz-gly-betaet 

phhs-2 5 thiaz -gly-be t ameph 

ibhs-25methiaz-bala-betathiome 

t o lhs - oxadi a z -ba 1 a -be t acph 

ibhs-nme3 5pyr-gly-psdaptb 

bim-oxadiaz-bala-aspaba 

bim- 2 4 oxa z -gly-be t a i ny 1 

bhs-nme35pyr-gly-betaimid 

ibhs-25thiaz-bala-betahph 

2py-25thiaz-gly-betameph 

phhs-2 4 thioph-gly-busu2be 

tolhs-25oxaz-gly-betaol 

bhs - 2 4 thi oph- a 1 a -be t a f phe 

bhs-25thiaz-nmgly-betadmoph 

ibhs-oxadiaz-bala-aspbzla 



bim-35fur-ala-psdap 
tolhs-25thiaz-gly-betathiome 
tolhs-nme3 5pyr-gly-betahmofu 
ibhs-25methiaz-gly- beta ibph 
tolhs-25thiaz-bala-betapytb 
impy- 2 5 oxa z -g ly-be t aphe t h i o 
gua - 2 4 oxa z -g-l-y-be tabt~h~ic 



gua-24thiaz-gly-betahcbph 
tolhs-nme3 5pyr-gly-be tapym 
bim-me24thiaz-leu-betaph 
pahs - 2 4 th i oph-ba 1 a -be t ameph 
bim-25thiaz-gly-betahmph 
bhs-25thiaz-gly-betabediox 
bhs-24thiaz-gly-betathiobe 
gua-42pym-nmgly-betapy 
gua - 2 4 th i a z -gly-be t a ip r 
~ oihs - 2 5 chi^z: -oald-osdap 



gua-24thiaz-gly-busu2be 
bhs-24thiaz-ala-betaoxaz 
tolhs-oxadiaz-bala-betabpy 
bhs-24thiaz-glv -betapbi ph 



bhs-me24oxaz-gly-beta34meoph 
bhs-24thioph-bala-betaoxaz 
tolhs-ithiadlaz -gly-be tahmph 
phhs-2 5mechiaz-bala-busu2be 
bhs - 2 4 im- 1 eu- zdap 
bhs-24thioph-bala-betabpy 
bhs-25methiaz-bala-betabpy 
i bhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t adcph t b 
bhs-25methiaz-gly-ibsdap 
phhs-24thiaz-bala-betathioph 
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5898: phhs-25methiaz-bala-zdap 
5899 : ibhs-25oxaz-gly-betaamibe 
5900 : imhs-24thioph-gly-zdap 
5901: phhs-oxadiaz-gly-betaf luo 
5902 : 2py-26py-ala-betadcph 
5903 : 2py-me25thioph-leu-betaph 
5904 : tolhs-25methiaz-gly-betaoxope 
5905: phhs-ithiadiaz-bala-betaol 
5906 : tolhs-24thiaz-gly-betadtrif 
5907: bhs-25methiaz-gly-psdapee 
5908 : bhs-ithiadiaz-gly-beta23meoph 
5909: bhs-me24thiaz-gly-zdap 
5910 : 2pmhs-25methiaz-gly-betafph 
5911: bhs-25oxaz-bala-betadtrif 
5912: bhs-25methiaz-bala-bet:atos 
15 5913: bim-24thioph-bala-psdap 

5914 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betafbph 
5915 : tolhs-24thiaz-bala-aspaba 



10 



; ov 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



5917: 

5918: 

5919: 

5920: 

5921: 

5922: 

5923: 

5924: 

5925: 

5926: 

5927: 

5928: 

5929: 

5930: 

5931: 

.3932: 

.5933 : 

5934: 

5935: 

5936: 

5937: 

5938: 

5939: 

5940: 

5941: 

5942: 

5943: 

5944: 

5945 

5946 

5947 



ibhs-24thiaz-gly-betahph 
tolhs-nme3 5pyr-gly-beta4bph 
tolhs-ithiadiaz-bala-beta4bph 
phhs-25oxaz-gly-betadcph 
phhs - 2 5 me t hi a z -ba 1 a -be t: admoph 
phhs-oxadiaz-gly-csdap 

tolhs^oxad-jra-z—ba-l-a-betadinph 

impy- 4 2 nmeim-bal a -be t ahbcph 

tolhs-24thioph-gly-csdap 

ibhs-24thioph-bala-betahmph 

bhs - i thiadi a z -ba 1 a-be t apyr 

tolhs-25thiaz-gly-betathiobe 

bhs-nme3 5pyr-bala-betabpy 

phhs -oxadi a z -gly-be t admph 

t o lhs -24thiaz -ba 1 a-be t adcphch 

ih im - ~ h i oph - * 1 a -be t ameph 

bhs - 1 4 i zhiDph-ba.Ia"becaomabandi 

phhs - 2 5 oxa z -bal a -be t admph- - - — 

bim-me24oxaz-leu-betapy 

bhs-oxadiaz-gly-betainyl 

tolhs-oxadiaz-gly- betaana phth 

tolhs-24thioph-bala-betabph 

phhs-25thiaz-bala-betambiph 

bhs-me2 5oxaz-bala-zdap 

2pmhs-25oxaz-bala-becaeu 

phhs-24thioph-gly-betahph 

bhs-oxadiaz-gly-betadtrif 

2py-oxadiaz-leu-betapy 

bhs-nme3 5pyr-bala-betaheph 

bim-2 5 f ur-gly-betapy 

bhs-25methiaz-gly-betaoxope 
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5948 : tolhs-2 5oxaz-gly-betatrif 

5949: dhthi-25oxaz-gly-zdap 

5950 : bhs-oxadiaz-nitigly-beta23meoph 

5951: tolhs-2 5oxaz -gly-betaibph 

5952 : phhs-24thiaz-bala-betaanaphth 

5953 : bim-24thiaz-bala-betacph 

5954 : 2py-42nmeim-bala-betadcph 

5955 : ibhs-25thiaz-gly-psdapee 

5956 : bhs-ithiadiaz-ningly-beta3quin 

5957 : tolhs-2 4thioph-gly-betaheph 

5958 : bhs-ithiadiaz-ala-beta34meoph 

5959: phhs-25oxaz-bala-csdap 

5960 : tolhs-ithiadiaz-gly-betabenfu 

5961 : ibhs-ithiadiaz-gly-betafu3 

5962 : bhs-26py-ala-betainyl 

15 5963: bim-me25thioph-ala-zdap 

5964 : phhs-nine3 5pyr-bala-aspibua 

5965 : phhs-ithiadiaz-bala-zdap 

> ) 5 5 : .. oris - jAi^iii - Da L i - oe:iacpae^ 

5967 : tolhs-oxadiaz-gly-betathioph 

20 5968 : impy-25methiaz-bala-busu2be 

5969 : bhs-ithiadiaz-bala-suabu 

5970: bhs-nme3 5pyr-nmgly-be tac thioph 

5971 : bhs-3 5fur-bala-psdap 

5972 : bhs-24thiaz-bala-betaf trif 

59 7 3~ : bhs - 2 5 oxa z -gly-be t a fbph 

25 5974 : tolhs-2 5 thiaz-gly-betaibph 

5975 : 2py-me24thiaz-gly-betadcph 

5976 : 2py-me24oxaz-bala-psdap 

5977 : bim-ithiadiaz-ala-betadcph 

5978 : 2py-25thiaz-gly-betaol 

30 5979: phhs-25oxaz-bala-zdapee 

5980 : tolhs-2 5 thiaz-bala-beta23meoph 

5981 : bhs-25thiaz-gly-betahbcph 

593 2 : Lbhs -oxadiaz -gly-be tahmofu 

5 9 33 : ibhs - L -hiadiaz -giy -bee ahbcph 

35 5984: 2py-25thiaz-bala-betahnr " " 

5985 : tolhs-24thiaz-bala-betaipr 

5 9 86 : 2py-25thioph-ala-betapy 

5987 : ibhs-oxadiaz-gly-betabthioph 

5988 : ibhs-25methiaz-gly-betapym 

5989 : 2py-24thiaz-bala-betadcph 

4 0 

5 9 9 0: phhs -me 2 5 thioph- leu-be t adeph 

5991 : ibhs-24thioph-gly-becainyl 

5992 : phhs-24thiaz-bala-betatbuph 

5993 : tolhs-oxadiaz-bala-psdaptb 

5994 : dhim-24oxaz-ala-betapy 

45 5995: ibhs-2 5methiaz-bala-betaf luo 

5 996 : gua-26py-gly-betahph 

5997 : phhs-25thiaz-bala-psdapee 
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15 6013: 
6014: 
5015: 
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6017 
6018 
6019: 
6020: 
6021: 
6022: 
6023: 
6024: 
6025: 
6026: 
6027: 
6028: 
30 6029: 
6030: 
... 6031: 
5 012 : 
5 03 3 : 
35 603*4^ 
6035: 
6036: 
6037: 
6038: 
6039: 
^040: 
5041: 
6042: 
6043: 
6044: 
45 6045: 
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phhs-24thiaz-gly-betaol - 
bhs-25methiaz-bala-betaol 
2py-nme3 5pyr-gly-aspibua 
ibhs-25oxaz-gly-beta35dbph 
tolhs-nme35pyr-gly-betahb 
ibhs-nme3 5pyr-gly-betaheph 
bhs - 2 5 oxa z -rung 1 y- be t ame s u 
: 2py-24oxaz-ala-betadcph 
: ibhs-ithiadiaz-gly-betaamibe 
: tolhs-24thioph-gly-betadcphee 
: tolhs-25thiaz-bala-asppha 
: bhs-24thioph-bala-betadhbfu 
: ibhs-ithiadiaz-bala-betadbph 
: phhs-oxadiaz-gly-betathio3 
bhs -nme 3 5 py r -rung 1 y- i b s dap 
ibhs-24thiaz-gly-betamethioph 
ibhs-oxadiaz-bala-betathio3 
2py-2 5oxaz-nmgly-betadcph 

tolhs-24thioph-gly-betahdbph 
ibhs-nme35pyr-gly-betahdbph 
ibhs-24thiaz-gly-betabthioph 
bhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t apym 
ibhs-25methiaz-bala-betadito 
bhs-2 5thiaz-gly-betapbiph 
-bhs -d-thi-adi-arz— giy ^beta i bph 

ibhs-24thiaz-gly-betahn± 

phhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t ameph 
2py-ithiadiaz-gly-aspbzla 
bhs-25methiaz-gly-betathiome 
phhs-ithiadiaz-gly-betahdcph 
tolhs-nme35pyr-bala-betaheph 
tolhs-25thiaz-bala-betabph 
phhs-nme3 5pyr-bala-betatos 
phhs -me 2 5 thiaz -gly-betaJ 4meooh 
coins -2 Smechiaz: -gly-beta'trl f 

~t~o1L~frs^;rim~e~3^ 

bim-25oxaz-gly-aspaba 
bhs-nme35pyr-bala-betabnaphth 
i bhs -2 4 1 hi oph -b a 1 a -be t a iny 1 



40 



phhs-ithiadiaz-gly-betaibph 

tolhs-nme35pyr-gly-betaf trif 

ur-?5thiaz-gly-betainyl 

bim-oxadiaz-leu-becadcph 

phhs-oxadiaz-gly-betaipr 

tolhs-25thiaz-bala-betafphe 

c ima-2 4 thiaz -gly-be t a inyl 

ibhs-25oxaz-gly-csdap 

bhs-25oxaz-bala-betathio3 

phhs-me25thioph-gly~betapy 
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tolhs-me24thiaz-gly-beta34meoph 

bim- 2 5 oxa z -phe -be t apy 
tolhs-25thiaz-bala-betaphethio 

dhim-24thiaz-ala-betainyl 
tolhs-oxadiaz-bala-betaet 
tolhs-me24thiaz-ala-zdap 
tolhs-25oxaz-bala-betatos 
ibhs-24thiaz-gly-betatrif 
tolhs-oxadiaz-gly-betahbcph 
ibhs - 2 5 oxa z -gly-be t ao 1 
2py-triaz-leu-psdap 
phhs-nme3 5pyr-gly-betahmof u 
bhs-ithiadiaz-bala-betafphe 
phhs-nitie3 5pyr-gly-busu2be 
t o lhs -me 2 5 1 h i oph- 1 eu-p s dap 
thazep-42pym-gly-betapy 
ibhs-oxadiaz-bala-betal3bendi 

- d Lhs - ? S *zh L *•> z - ? Lv -be t a _u 3 
Lbh3-oxaaid2 -giy-becacbpn 
gua- 2 5 thi a z -g ly-be t abpy 
phhs-nme3 5pyr-bala-csdap 
bim-53pyrazo-gly-psdap 
ibhs-ithiadiaz-bala-betaimid 
bhs-52thiaz-ala-zdap 
ibhs-24thiaz-bala-betaheph 

t o lhs - 2~5oxa~z~-g l~y-be tatos^ 
2py-24oxaz-bala-betadcph 
bhs-35thioph-leu-zdap 
bhs-ithiadiaz-bala-zdapch 
bhs-24thioph-nmgly-betaanaphth 
tolhs-25methiaz-gly-psdap 
bhs-me24oxaz-ala-betapy 
ibhs-25methiaz-gly-betadhbfu 
bhs-25thiaz-bala-ibsdap 
- o Lhs ■- rune .3 5 oyr -q Ly-be t ahdbph 
2py-42nmeim-bala -becaibph 
" phhs^- 24 thiaz -gly-be tadbph 
phhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t a f phe 
2py-2 6py-gly-zdap 
tolhs-oxadiaz-gly-betabfchioph 
tolhs-25oxaz-bala-betadtrif 
b im-me 2 5 oxa z - 1 eu-be t aph 
Lbhs -Lthiadia^ -baLa-beca34maooh 



phhs-nme3 5pyr-gly-zdaptb 

ibhs-24thiaz-bala-aspibua 

tolhs-24thioph-gly-betabpy 

bhs-ithiadiaz-gly-betadmoph 

gua-24thiaz-gly-betaphethio 

phhs-oxadiaz-bala-betadtrif 

ibhs-24thioph-bala-asppha 
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6098 : phhs-nme35pyr-gly-betacthi6ph 
6099 : tolhs-25methiaz-bala-betaanaphth 
6100 : bhs-ithiadiaz-gly-betadcphch 
6101 : bhs-25methiaz-bala-betahni 
5 6102: bhs-24thiaz-gly-psdapch 
6103 : bim-42nmeim-leu-betadcph 
6104 : tolhs-24thioph-bala-beta34meoph 
6105 : tolhs-24thiaz-bala-betafph 
6106 : tolhs-oxadiaz-gly-betaph 
6107 : phhs-ithiadiaz-gly-aspaba 

10 

6108 : phhs-25oxaz-bala-ibsdap 

6109 : ibhs-25thiaz-gly-betabpy 

6110 : bhs-25methiaz-bala-betabnaphth 

6111 : tolhs-25oxaz-bala-betambiph 

6112 : tolhs-me25thioph-gly-beta34meoph 

15 6113 : tolhs-25oxaz-bala-betathiome 
6114 : dhim-25thioph-gly-betainyl 
51 15 : Ibhs -?5oxa^ -bala-asp ibua 
6 L L 6 : Jiiiii - jxii i. j. l - j,* „ / - i ^iou 
6117 : ibhs-nme35pyr-bala-beta3 5dbph 

20 6118: 2py-25methiaz-leu-psdap 
6119 : bim-thiadiaz-gly-psdap 
6120 : ibhs-ithiadiaz-gly-betadcphch _ 
6121 : tolhs-oxadiaz-bala-betaibph 
6122 : bhs-ithiadiaz-bala-betaf ph 
_ 6123": ibhs-o5^1~a^bcTl^b^^ 
6124: bhs-25thiaz-bala-betafph " 
6125 : phhs-nme35pyr-gly-betapym 
6126 : ibhs-25oxaz-bala-betadcph 
6127 : phhs-25oxaz-bala-betahdbph 
6128 : tolhs-oxadiaz-bala-betadmoph 

30 6129: tolhs-24thioph-gly-betahdcph 
6130 : bhs-25methiaz-ba la-be taph 
6131: bhs-25thiaz-gly-betapyee 
613 2: z d L hs - I 5 ma t hi a z - oa I a -be e a imi d 
51J3: jua-42pym-gly-oecacnioJ" 

35 6134: bhs - 25methiaz -rung 1 y-be ta 2^Jrnebph 
6135 : sabhs-42nmeim-gly-betapy 
6136 : bhs-24thiaz-bala-betathioph 
6137 : impy-25methiaz-bala-betaphethioa. .... 
6138: bhs-nme3 5pyr-gly-suabu 
6139 : tolhs-ithiadiaz-gly-betapy 

40 

-> 1 40 : phhs-oxadiaz -gly-Tdaptb 
6141 : phhs-ithiadiaz-gly-betahcbph 
6142 : tolhs-me24oxaz-ala-psdap 
6143 : bhs-oxadiaz-gly-betahmph 
6144 : ibhs-ithiadiaz-bala-betamesu 
45 6145: bim-52 thiaz-ala-zdap 

6146 : bhs-24thioph-ala-beta34dcph 
6147 : ibhs-24thiaz-bala-ibsdap 
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6148 : tolhs-ithiadiaz-bala-betabnaphth 
6149 : ibhs-oxadiaz-gly-betadcphtb 
6150 : tolhs-oxadiaz-bala-betafphe 
6151: tolhs-nme35pyr-gly-betapytb 
5 6152: bhs-53pyrazo-ala-betadcph 
6153 : 2py-2 6py-nmala-zdap 
6154: bhs-25oxaz-gly-betaheph 
6155: bhs-25thiaz-gly-betapyin 
6156: bhs-24thiaz-leu-betapy 
6157 : phhs-oxadiaz-bala-betadhbfu 
10 6158: phhs-oxadiaz-bala-asppha 
6159: bhs-25thioph-gly-betainyl 
6160 : tolhs-oxadiaz-gly-zdap 
6161: impy-25thiaz-ala-betapy 
6162 : tolhs-25methiaz-gly-busu2be 
15 6163: 2py-3 5thioph-leu-psdap 

6164: phhs-25methiaz-bala-betabpy 
515S • ?pv-2 5ov-qlv-betabriaphth 
S loo : oas -i 5aie:.iLd^ odii oeciaocpa 
6167: ibhs-24thioph-gly-betaipr 
20 6168: bhs-oxadiaz-bala-betaimid 
6169: impy-25oxaz-bala-betabdimo 
6170: gua-24thiaz-gly-betapbiph 
6171 : tolhs-24thioph-gly-betal3bendi 
6172 : bhs-24thioph-bala-betabph 
"6173: bKs =2ttK±a^lo&Tatt _ 
25 6174: ibhs-24thioph-gly-betadhbfu 
6175 : tolhs-24thiaz-gly-betabediox 
6176: phhs-25oxaz-gly-betatrif 
6177: bhs-triaz-gly-zdap 
6178: bhs-25thiaz-gly-beta4bph 
30 6179: tolhs-25thiaz-bala-betabenfu 
6180: bhs-24thiaz-gly-betaheph 
- —--6181: bhs-nme3 5pyr-leu-zdap 

5 132 : impy-42nmeiin-bala-betabpy . 
5133: bhs -25mechiaz -bala-aspibua"~ 
6184: toIhV-^'SThXaz^lY^Eetainyr" 
6185 : tolhs-me24thioph-leu-betaph 
6186 : 2py-ithiadiaz-gly-zdap 

6187: impy-25oxaz-gly-betafu2 

6188 : tolhs-me25oxaz-gly-beta34me.oph 
6189 : thpy-24thiaz-gly-betadcph 
519 0 : 1py-?5oxa?-crly-a3paba 
6191 : tolhs-24thiaz-bala-zdap 
6192 : thpym-2thioph-gly-zdap 
6193 : phhs-25thiaz-bala-betahcbph 
6194 : ibhs-2 5methiaz-gly-betapyr 
45 6195: bhs-ithiadiaz-bala-betaimid 
6196 : 2py-me25thiaz-bala-betadcph 
6197: bhs-25thiaz-gly-betafbph 



35 



40 
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6198: phhs-24thiaz-gly-betahcbph 
6199: phhs-25thiaz-gly-betabmph 

6200: bhs-25oxaz-gly-betabenfu 

6201 : bhs-ithiadiaz-bala-betaanaphth 
5 6202: bim-me24thioph-gly-betapy 

6203: bhs-24thioph-ala-beta3quin 

6204: tolhs-2"5oxaz-bala-betahdbph 

6205: bhs-oxadiaz-gly-psdap 

6206: bhs-25oxaz-bala-betatos 

6207: ibhs-oxadiaz-bala-betapyr . 
10 6208: tolhs-me24thiaz-bala-beta34meoph 

6209: 2pmhs-25methiaz-gly-betameph 

6210: phhs-25oxaz-gly-betah35dc 

6211: hyd-42pym-gly-psdap 

6212 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaet 
15 6213: 2py-me24thioph-gly-betapy 

6214: phhs-24thiaz-gly-betahbcph 

5215 : phhs-oxadiaz-bala-zdap 

i 2 L i : phns ■ . u - i oe: ip/: 

6217: phhs-24thioph-gly-asppha 
20 6218: bhs-24thioph-bala-betaanaphth 

6219: bhs-24thiaz-bala-betahbcph 

6220 : 2py-25methiaz-bala-zdap 

6221: bhs-ithiadiaz-gly-betadbph 

6222 : 2pmhs-2 5methiaz-gly-betahbcph 

6223: bhs-ithiadiaz-gly-betabpy 
25 6224: bim-'25thiaz-bala^betafphe 

6225: phhs-24thiaz-bala-betahbcph 

6226: ibhs-24thiaz-bala-betaimid 

6227: bhs-25thiaz-bala-betadtrif 

6228: bhs-35fur-ala-zdap 
30 6229: bhs-ithiadiaz-bala-aspaba 

6230 : bhs-24thiaz-bala-betapytb 

6231: tolhs-25oxaz-bala-beta23meoph 

5232 : b im- 2 4 1 hi oph -ba 1 a -be t a fpha 

5233 : Lbhs-24thiDph-bala-betadc?hcb 
35 6234: bim-triaz-leu-zdap - - 

6235 : tolhs-25methiaz-bala-aspaba 

6236 : bhs-2 5oxaz-gly-zdapee 

6237: bhs -nine 3 5 py r -ba 1 a - be t adhbfu 

6238 : ibhs-25oxaz-gly-betainyl 

6239: phhs-me24thiaz-leu-betapy 
40 6240: phhs-nme3 5pyr-bala-betatri£ 

6241 : bhs-nmeJ5pyr-gly-becapych 

6242 : bim-nme3 5pyr-gly-psdap 

6243: phhs-ithiadiaz-gly-zdapch 

6244: bhs-42oxaz-gly-psdap 
45 6245: bhs-me24thiaz-ala-psdap 

6246 : tolhs-25methiaz-bala-betaet 

6247: bhs-me24oxaz-bala~betadcph 
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6248: 
6249: 
6250: 
6251: 
6252: 
6253: 
6254: 
6255: 
6256: 
6257: 
6258: 
6259: 
6260: 
6261: 
6262: 
15 6263: 
6264: 
5265: 

3 1 J 3 : 

6267: 
20 6268: 
6269: 
6270: 
6271: 
6272: 
"62-73: 

25 

* 3 6274: 
6275: 
6276: 
6277 : 
6278: 
30 6279: 
6280: 
6281: 
5232 : 
523 3 : 
35 6284": 
6285: 
6286: 
6287: 
6288: 
6289: 
5290: 
5291: 
6292: 
6293: 
6294: 
45 6295: 
6296: 
6297: 



153 

phhs-25methiaz-bala-betaoxope 

bhs -oxadiaz -gly-be t abthioph 

t o lhs - 2 5me t hi a z -g ly-be t ahdbph 

phhs - oxad iaz-gly-bet abph 

ibhs-ithiadiaz-gly-betaphethioa 

tolhs-25oxaz-bala-beta35dbph 

tolhs-24thiaz-gly-betadbph 

ibhs-25oxaz-gly-beta f bph 

impy-25thiaz-bala-betainyl 

2py-24thioph-gly-zdap 

phhs-oxadiaz-gly-psdaptb 

dhthi-25thiaz-bala-betadcph 

ibhs-24thiaz-gly-betafu3 

phhs-me24oxaz-ala-betadcph 

bhs-ithiadiaz-bala-betadtrif 

bhs - i t hiadi a z -rung ly-be t a 3 4me oph 

bhs -2 4 thiaz -gly-be tapy tb 

2py-24thioph-ala-psdap 



40 



bim-26py-ala-psdap 

gua-26py-gly-betamesu 

2py-oxadiaz-bala-aspbzla 

phhs - 2 4 1 h i oph-ba 1 a -be t adc phc h 

gua-42pym-gly-betacbph 

bhs-24thiaz-bala-betabpy 

phhs - i-feh-i-ad-i-az—feajra— b o t - alny 1 

phhs-ithiadiaz-gly-betadcphch 

phhs-25thiaz-bala-betahph 

ibhs-25methiaz-bala-betapyee 

ibhs-24thiaz-gly-aspbzla 

phhs-24thiaz-bala-betaoxope 

ibhs-24thioph-bala-betaphethioa 

tolhs-ithiadiaz -gly-be tamethi 

bim-24thiaz-gly-betainyl 

phhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t apym 

C3ihs-me24oxaz -bala'-zdap -- 1 

bhs - 2 5 t h±oph-ba-l-cr=belrapy 

t o lhs - 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t a imi d 

bim-25thiaz-gly-aspbzla 

t o lhs - i t hi adi a z -g 1 y-be tad t rif 



ibhs-24thiaz-bala-betaf trif 
2 py- t hi ad i a z -ba 1 a - ps dap 
phhs-2 5oxaz-bala-betabmph 
phhs-nmei 5pyr-gly-becahmph 
2py-53pyrazo-gly-betadcph 
bhs-me24thiaz-leu-psdap 
bim-24im-gly-betadcph 
2py-24oxaz-ala-betameph 
tolhs-24 thiaz -gly-betahbcph 
phhs-25methiaz-bala-beta3 5dbph 
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6298: 
6299: 
6300: 
6301: 
6302: 
6303: 
6304: 
6305: 
6306: 
6307: 
6308: 
6309: 
6310: 
6311: 
6312: 
6313: 
6314: 
5315: 
) 3 _ d . 
6317: 
6318: 
6319: 
6320: 
6321: 
6322: 
6323_: 
6324: 
6325: 
6326: 
6327: 
6328: 
6329: 
6330: 
6331: 
5 332: 
5333 : 
6334: 
6335: 
6336: 
6337: 
6338: 
6339: 
5340: 
6341: 
6342: 
6343: 
6344: 
6345: 
6346: 
5347: 
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phhs-25thiaz-gly-betapyr 

ibhs-25thiaz-bala-betadbph 

bhs-nme35pyr-bala-betaet 

bim-me25thiaz-gly-zdap 

phhs-25thiaz-bala-betaanaphth 

bhs-nme35pyr-gly-betaol 

phhs-24thioph-bala-betadtrif 

phhs -me 2 5 thi a z - 1 eu-be t a 3 4mebph 

ibhs-25thiaz-gly-betamethi 

bim-24thioph-leu-zdap 

bhs-ithiadiaz-bala-betathio3 

2pmhs-24thiaz-gly-betabpy 

bhs-24thiaz-gly-betapym 

phhs-2 5methiaz-gly-betampy 

bim-25oxaz-bala-asppha 

impy- 4 2 nme im-gly-be t ame t hi oph 

tolhs-nme35pyr-bala-betahcbph 

bhs-oxadiaz-bala-betabnaphth 



Da, 



ibhs-24thiaz-bala-betahc 

tolhs-2 5methiaz-gly-betaanaphth 

2 py-me 2 5 1 hi oph-ba 1 a -be t aph 

tolhs-24thioph-gly-betapych 

ibhs-oxadiaz-gly-betabenfu 

phhs-25thiaz-gly-betamesu 

t o 1-hs -me 2 4 1 hl-Qph-ba4^-be^aph 

dimethpym-26py-gly-betahdcph 

ibhs-25thiaz-gly-beta34meoph 

bim-me25thiaz-gly-betapy 

phhs-24thioph-gly-betapym 

2py-me25thiaz-ala-beta34meoph 

phhs-oxadiaz-bala-betadbph 

ibhs-nme35pyr-bala-betafbph 

ibhs-2 5thiaz-bala-betatrif 

co Lhs - oxad i a z -g ly -be t aipr 

b_im-me 2 5 c hi a z - ba i a - be c apy 

bhs -2 5 oxaz -gly-be t ahc 

ibhs-24thioph-bala-betadtrif 

bhs-rune3 5pyr-gly-betahmo 

2py-52thiaz-gly-be_tadcph 

bhs-3 5 fur-leu-be tadcph 

dhim-2 6py-gly-be tainyl 

bim-me2 4thiaz-ala-7:dap 

ibhs-nmeiSpyr-giy-becamesu 

ibhs-oxadiaz-bala-aspibua 

tolhs-24thiaz-bala-psdapee 

bim-me24oxaz-bala-psdap 

bhs-me24thioph-gly-psdap 

bhs - 2 4 1 hi oph-gly-be t ae t 

ibhs-ithiadiaz-bala-beta23meoph 
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6348 : 2py-25thiaz-bala-suabu 
6349 : bhs-me24thiaz-bala-betadcph 
6350 : 2py-25thiaz-bala-betaet 
6351: bhs-oxadiaz-gly-asppha 

5 6352: ibhs-24thioph-bala-betal3bendi 
6353: phhs-25methiaz-bala-betabnaphth 
6354: 2py-25thiaz-gly-betacthioph 
6355: dhim-25oxaz-bala-betadcph 
6356: phhs-me24thioph-bala-psdap 
6357: 2py-ithiadiaz-bala-aspibua 

10 6358: phhs-24thioph-gly-betadmoph 
6359 : bhs-ithiadiaz-bala-betadcphch 
6360 : ibhs-24thiaz-bala-betadmoph 
63 61: phhs-24thioph-bala-beta4bph 
6362 : ibhs-25oxaz-bala-betapych 

15 6363: ibhs-24thioph-bala-betabph 
6364 : bhs-25oxaz-ala-betapy 
6365 : bim-25fur-leu-betapy 
5 3 5 5 : _ on j - 2 = ::v_ oi- i -3a - * i 3 ~bpn 
6367 : bhs-24thioph-bala-betaf trif 

20 6368: bhs-25fur-ala-zdap 

6369 : bhs-25thiaz-bala-beta34meoph 
6370 : thazep-26py-gly-betapy 
6371: bhs-nme35pyr-gly-betathio3 
6372 : 2pmhs-25oxaz-bala-betaoxope 
6373 : tolhs-oxadiaz-gly-betacph 

25 6374: phhs-25methiaz-bala-psdaptb 
6375 : bim-25thiaz-nmala-betadcph 
6376: bim-25thiaz-bala-aspbzla 
6377: bhs-24thiaz-nnigly-betafphe 
6378 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaph 

30 6379: ibhs-ithiadiaz-bala-betaol 
6380 : impy-24thioph-gly-betathiobe 
6381 : tolhs-25methiaz-gly-betacthioph 
5 3 32 : Lbhs-<2 4thiaz -bala-batamsph 
5333 : 2py- 25mschiaz -bdU-becaec 

35 6384: bhs-25oxaz-nmgly-beta34meoph 
6385: gua-24thiaz-gly-betapy 
63 86 : tolhs-25oxaz-bala-betahcbph 
6387 : bhs-42nmeim-bala-betacthioph 
6388 : tolhs-25methiaz-gly-betameph 
6389: ibhs-2 5thiaz-bala-betathiome 

40 5390 : bhs-mue35pyr-bala-betathio3 
6391: phhs-oxadiaz-bala-becahmof u 
6392 : ibhs-ithiadiaz-bala-betadmoph 
6393 : tolhs-24thiaz-gly-aspaba 
6394 : impy-25thiaz-bala-betamesu 

45 6395: ibhs-24thiaz-gly-betaibph 
6396 : bhs-25oxaz-bala-betainyl 
6397: bhs-25methiaz-bala-betahph 
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6398: gua-25thiaz-nmgly-betapy 

6399: bhs-24thioph-gly-aspbzla 

6400 : bhs-25oxaz-nmgly-ibsdap 

6401 : 2py-24im-leu-zdap 

6402: phhs-nme3 5pyr-bala-betafbph 

6403 : tolhs-25oxaz-bala-zdap 

6404 : phhs-oxadiaz-gly-betahmofu 

6405 : bim-42nmeim-bala-betathiobe 

6406: bhs-25oxaz-bala-zdaptb 

6407 : ibhs-25thiaz-gly-aspbzla 

6408 : bim-24oxaz-bala-betapy 

6409 : ibhs-2 5oxaz-gly-betal3bendi 

6410: bhs-24thiaz-gly-betahbcph 

6411 : ibhs-25methiaz-bala-betapbiph 

6412 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadito 

15 6413: phhs-ithiadiaz-bala-betatrif 

6414 : tolhs-24thiaz-gly-betadcphch 

5415 : bim-25methiaz-bala-betacph 

5 % 1 5 : pnaj - \ 5;ae :.iLi: - J. / oa ;^.a:.iLjpn 

6417 : tolhs-25methiaz-gly-betapyr 

20 6418: bhs-ithiadiaz-gly-psdaptb 

6419 : ibhs-ithiadiaz-bala-betapyr 

6420 : phhs-24thioph-bala-betahdbph 

6421 : dhim-42pym-ala-betapy 

6422: bhs-2 5thiaz-ala-betambiph 

6423: 2 py - 24 th±6ph=gly -asppha^-^ 

6424 : phhs-24thiaz-bala-betafph 

6425 : 2py-24thiaz-bala-betaet 

6426 : tolhs-ithiadiaz-bala-betahph 

6427 : 2py-nme3 5pyr-ala-betadcph 

6428: phhs-me24thioph-bala-betaph 

30 6429: bhs-25oxaz-gly-betaoxope 

6430 : phhs-24thiaz-gly-betaiitiid 

6431 : tolhs-25methiaz-gly-betafphe 

543 2 : bhs- I 5 thioph- leu-becapy 

543 3 : Lbhs - 2 5 chi a z -bal a-be c adcpncn * 

6434 : tolh's^25'1:]Ti"a^Bara^betatbuph 

6435: bhs-24im-gly-betadcph 

6436 : 2py-2 6py-gly-betameph 

6437: hs-25thioph-gly-zdap . 

6438 : phhs-me24oxaz-gly-zdap 

6439 : tolhs-25oxaz-bala-betadhbf u 

5440 : bhs-? 4thioph-bala-betabdimo 

6441 : ibhs-ithiadiaz-bala-betahdbph 

6442 : phhs-24thioph-bala-betapym 

6443 : phhs-2 5methiaz-gly-betadcphee 

6444 : bhs-2 5methiaz-gly-betahph 

45 6445 : phhs-24thiaz-bala-betaheph 

6446 : bhs-25oxaz-gly-betaoxaz 

6447 : bhs-24thiaz-bala-aspibua 



25 



35 



40 
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6448: phhs-ithiadiaz-gly-betabthioph 

6449: agua-26py-gly-betainyl 

6450: phhs-24thioph-gly-betahmofu 

6451: bhs-oxadiaz-bala-betatrif 
5 6452: bhs-me24thioph-ala-betaph 

6453 : tolhs-25methiaz-gly-betabediox 

6454 : tolhs-24thioph-bala-betabediox 

6455: bhs-24thioph-gly-betainbiph 

6456 : bim-3 5 fur-leu-be tapy 

6457 : phhs-24thiaz-gly-csdap 
10 6458: agua-42nmeim-gly-betapy 

6459 : tolhs-me24thioph-ala-psdap 

6460 : tolhs-ithiadiaz-bala-betabdimo 

6461 : tolhs-me2 5oxaz-gly-betaph 

6462 : 2py-oxadiaz-gly-asppha 
15 6463: tolhs-25 thiaz-gly-betahph 

6464: bhs-nine3 5pyr-gly-betahdbph 

5465 : bhs-24thiaz-crly-ibsdap 

i 4 5 5 : p.ins -^ne > >Pv'- ' 3 L / ~ °- c - 3 P r - 

6467 : bhs-25oxaz-bala-betathiome 
20 6468 : tolhs-2 5thiaz-bala-betaamibe 

6469: tolhs-25oxaz-bala-zdapee 

6470 : impy-25thiaz-bala-betaf trif 

6471 : tolhs-25oxaz-gly-betadcphtb 

6472 : bhs-me24thioph-bala-psdap 

" " _ 6 4 7 3 : bh s -rrme 35 py r -=nrrtgly-be tath-i^ 

25 6474: bhs-oxadiaz-gly-betapym 

6475 : phhs-24thioph-gly-betadito 

6476 : ibhs-25oxaz-bala-betapbiph 

6477 : tolhs-nine35pyr-bala-betatrif 

6478 : bhs-2 5methiaz-bala-beta34dcph 
30 6479: bim-25methiaz-gly-betadmph 

6480 : phhs-25methiaz-gly-betahc 
— 6481: tolhs-24thiaz-bala-betah3 5dc 

5 432: bhs-me 2 5thioph-ala-betaph 

5 43 3 : colhs-oxadiaz -gly-betahmph 
35 6484: tolhs-2 5 thU^~baTa-b~eCat"o"s" " 

6485 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaol 

6486 : tolhs-24thioph-bala-betadmoph 

6487: tolhs-oxadiaz-gly-betainyl . 

6488 : phhs-25methiaz-bala-beta4bph 

6489 : bim-thiadiaz-ala-betadcph 

40 

5490 : ur-25methiaz-gly-betadcph 
6491 : bim-42nmeim-ningly-zdap 
6492 : tolhs-24thiaz-bala-betaph 
6493 : ibhs-24thioph-gly-betapyee 
6494 : thazep-24oxaz-gly-betainyl 
45 6495: 4pmhs-25 thiaz-bala-betameph 
6496 : ibhs-2 5methiaz-gly-suabu 
6497 : tolhs-25thiaz-bala-betapym 
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6498 : bhs-oxadiaz-gly-beta23meoph 
6499: tolhs-nme35pyr-gly-psdap 
6500 : 2pmhs-42nmeim-gly-betahmo 
6501 : phhs-ithiadiaz-bala-betaomebendi 
6502 : bhs-me24thiaz-ala-beta34meoph 
6503: bhs-24thiaz-bala-beta3<juin 
6504: phhs-2 5me thiaz -gly-be tathioph 
6505: tolhs-me25oxaz-gly-betapy 
6506: phhs-2 4 thioph-gly-betapyr 
6507: tolhs-25oxaz-bala-betapyni 
6508: bhs-ithiadiaz -gly-be taph 
6509: bim-25oxaz-leu-psdap 
6510 : impy-24thioph-bala-betaf trif 
6511: phhs-2 4 thioph-gly-betah3 5dc 
6512: ibhs-24thiaz-gly-betadmoph 
6513: bhs-42oxaz-ala-betapy 
6514 : thazep-42nmeim-bala-betameph 
5515: bhs-24thiaz-bala-busu2be 

6517: gua-24thiaz-gly-betainyl 
6518: bhs-25thiaz-gly-betahmofu 
6519 : phhs-nme35pyr-gly-betahmo 
6520: bhs-2 5thiaz-gly-betaamibe 
6521: phhs-24thioph-gly-betapy 
6522: bhs-oxadiaz-gly-betadmph 

6523: torhs-me^4-ox-az- ala - bet a d oph- 

6524 : thazep-25methiaz-bala-z~dap— 
6525 : tolhs-ithiadiaz-bala-aspibua 
6526: phhs-me25oxaz-bala-zdap 
6527: phhs-nme3 5pyr-gly-betadito 
6528 : 2py-24oxaz-bala-psdap 
6529 : bhs-25methiaz-bala-beta3 5dbph 
6530: phhs-24thioph-bala-zdaptb 

6531: bhs,-3 5fur-gly-betadcph 

553 2 : phhs-2 5 thiaz -gly-beta3 4meoph 
5 5 3 3: pans -25 chiaz -gly-becaahschio 
6534: agua -24 oxaz -g±y «be tainy 1 
6535: phhs-25oxaz-bala-betahc 
6536 : 2py-53pyrazo-leu-zdap 
6537: ibhs-25methiaz-bala- aspibua 
6538: 2py-24thiaz-gly-betapy 
653 9 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaphethio 
5540 : ibhs-oxatdiaz-bala-betaipr 
6541: bhs-25thiaz-gly-betachioi 
6542: gua-24oxaz-gly-betacbph 
6543: bhs-24oxaz-gly-betapy 
6544 : tolhs-24thioph-bala-betafu2 
45 6545: phhs-24 thioph-gly-betamethi 
6546 : bhs-nme3 5pyr-bala-beta34dcph 
6547: phhs-oxadiaz-bala-betaheph 
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6548: 
6549: 
6550: 
6551: 
6552: 
6553: 
6554: 
6555: 
6556: 
6557: 
6558: 
6559: 
6560: 
6561: 
6562: 
15 6563: 
6564: 
S 5 5 5 : 
ojoo : 
6567: 
20 6568: 
6569: 
6570: 
6571: 
6572: 
6573: 
6574: 
6575: 
6576: 
6577: 
6578: 
30 6579: 
6580: 
-■ "5581: 
6532 : 
55 33 : 
35 6584: 
6585: 
6586: 
6587: 
6588: 
6589: 
5590 ; 
6591: 
6592: 
6593: 
6594: 
45 6595: 
6596: 
6597 



25 



40 



2py-oxadiaz-gly-betapy 

bhs - 2 5me thi a z -rung ly-be t ameph 

2py-me24oxaz-ala-betadcph 

bim-triaz-ala-psdap 

ibhs-25thiaz-gly-betabenfu 

bim- 4 2 nine im-ba 1 a -be t apy 

bhs - 2 5 thi a z -gly-be t abnaph t h 

bhs-ithiadiaz-bala-betadhbfu 

tolhs-25thiaz-gly-betaipro 

dhpyrr-2 6py-gly-psdap 

bhs-24thiaz-ala-betadcph 

hs-25thiaz-gly-betainyl 

bhs-25oxaz-gly-betamethi 

bhs -nme 3 Spy r -ba 1 a -be t a3 4meoph 

ibhs-2 5methiaz-bala-betaomebendi 

phhs-24thioph-gly-betadcphtb 

ibhs-2 5thiaz-gly-betatbuph 

\bhs -ox^.di z -crlv -betaf luo 

2pmns-24chi:±z -one dap 

ibhs-24thioph-gly-betabph 

2py-42nmeim-gly-betaimid 

ibhs-2 5methiaz-gly-betahni 

phhs-25methiaz-bala-psdapch 

phhs -2 5 oxa z -gly-be tabpy 

bhs-24thiaz-nmgly-betal3bendi 

ibhs -oxadl a z^gly^betabe di~ ox 

ibhs-nme3 5pyr-gly-betacph 

bim- 2 4 im- 1 eu-p s dap 

bim-25thiaz-gly-betaomebendi 

tolhs-oxadiaz-gly-zdapee 

ibhs-24thioph-gly-betahcbph 

ibhs - 2 5me t hi a z -ba 1 a -be t a iny 1 

ibhs-ithiadiaz-bala-zdapee 

tolhs-ithiadiaz-bala-betahc 

zo Lhs - 2 4 thioph-g ly -became 3 u 

colhs-2 4thiaz-bala-3uabu 

bhs-24im-ala-betadcph 

gua-24thiaz-gly-beta4bph 

bhs-25thiaz-bala-betaipr 

ibhs-25oxaz-gly-betabnaphth 

ibhs-nme35pyr-gly-betadito 

bim-me2 5thiaz-ala-zdap 



bhs - ?. 4 th 1 Dpb 



i ! 3. - Tciaoee 



ibhs-oxadiaz-gly-betafu2 
2py-me2 5thiaz-leu-betapy 
phhs-24thiaz-bala-betaipr 
tolhs-ithiadiaz-bala-betaf luo 
ibhs-24thioph-bala-betaamibe 
2py-2 5 thioph-gly-be tapy 
bhs-25oxaz-leu-betapy 
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6598 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaamibe 

6599 : bhs-me24oxaz-leu-betadcph 

6600 : bhs-nme35pyr-bala-betaf luo 

6601 : bhs-24thiaz-ala-betabpy 

6602 : ibhs-25methiaz-bala-betaipr 

6603 : bhs-24thiaz-bala-betadhbfu 

6604: tolhs-25th'iaz-gly-betal3bendi 

6605 : phhs-nme35pyr-gly-betadcphee 

6606: bhs-2 5oxaz-gly-betabmph 

6607 : phhs-25methiaz-gly-betaipr 

6608 : tolhs-25oxaz-gly-betaf trif 

6609 : bhs-2 5oxaz-bala-betaphethioa 

6610 : ibhs-24thioph-gly-betaheph 

6611 : bhs-24thioph-gly-suabu 

6612 : tolhs-25methiaz-bala-betamethioph 

15 6613: tolhs-24thioph-gly-asppha 

6614 : ibhs-25methiaz-bala-betaol 

6615 : phhs-24thiaz-bala-betapytb 

3 6 _ 5 . i puuij - = i.vrie :.^oda oe ; x : _2 

6617 : tolhs-oxadiaz-gly-aspibua 

20 6618: bhs-oxadiaz-nmgly-ibsdap 

6619 : tolhs-24thioph-gly-betapym 

6620 : ibhs-nme35pyr-bala-betahmofu 

6621 : bhs-3 5thioph-bala-zdap 

6622 : 2pmhs-25methiaz-gly-betahb 

^_6 6 2'3 : gua— 2-6py-gly— be t-a-h-3-5d.c 

23 6624: phhs-24thiaz-gly-betapytb~ 

6625 : bim-42nineim-gly-betaphethioa 

6626: 2py-triaz-gly-zdap 

6627 : bhs-24thiaz-gly-zdap 

6628: bhs-24thiaz-bala-betampy 

30 6629: bim-2 5oxaz-gly-asppha 

6630 : tolhs-ithiadiaz-bala-beta35dbph 

6631 : phhs-nme3 5pyr-bala-asppha 

So 3 2 : Ibhs-oxadiaz-gly-betadhbfu 

5 53 3 : ibhs-ichiadiaz -bala-becadcphch 

35 6634: 2py-i thiadiaz-gly-asparba — — 

6635 : bhs-2 5oxaz-nmgly-beta3quin 

6636 : ibhs-25oxaz-bala-zdapee 

6637: bhs - 2 5 oxaz-qly- betabthio ph 

6638: bhs-oxadiaz-gly-betabph 

663 9 : phhs-oxadiaz-bala-betameph 

40 S540 : tDlhs-me25thioph-bala-betapy 

6641 : tolhs-ithiadiaz-gly-betahdbph 

6642: bim-2 4thiaz-gly-betadcph 

6643 : ibhs-nme35pyr-gly-betaphethioa 

6644 : tolhs-25thiaz-gly-betathio3 

45 6645: phhs-24thioph-bala-betapych 

6646 : 2py-3 5fur-leu-betapy 

6647 : bhs-2 4chin-gly-zdap 
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6648: 
6649: 
6650: 
6651: 
6652: 
6653: 
6654: 
6655: 
6656: 
6657: 
6658: 
6659: 
6660: 
6661: 
6662: 
15 6663: 
6664: 
5S55 : 
5 5 6 6 : 
6667: 
6668: 
6669: 
6670: 
6671: 
6672: 
6673: 
6674: 
6675: 
6676: 
6677: 
6678: 
30 6679: 
6680: 
6681: 

5532 : 

5533 : 
35 6684: 

6685: 
6686: 
6687: 
6688: 
6689: 
o690: 
6691: 
6692: 
6693: 
6694: 
45 6695: 
6696: 
6697: 
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tolhs-oxadiaz-gly-betaamibe 
bhs - 2 4 thi oph-nmgly-be t ahph 
ibhs -oxadi a z -gly-be t abdimo 
2py-me24oxaz-gly-beta34meoph 
bhs - 2 5 thi a z -gly-be taimid 
bim-24thiaz-ala-betadcph 
tolhs-25oxaz-gly-zdap 
bhs-ithiadiaz-gly-betacbph 
tolhs-nme3 5pyr-gly-betal3bendi 
2py-thiadiaz-bala-betapy 
dhim-2 4oxaz -gly-psdap 
bhs-nme35pyr-bala-psdap 
tolhs-oxadiaz-bala-psdapee 
gua-2 5thiaz-gly-betadmoph 
bhs-me24thioph-ala-betadcph 
bhs-25methiaz-gly-betapbiph 
bhs-25oxaz-bala-betadcphch 
i bhs - 1 th i ad i a z -ba 1 a -be t admph 
d ljx - i 3 jp^ - ~ ,_ y ~ * idp 
phhs-24thiaz-bala-betahb 
tolhs-25methiaz-gly-betapy 
bhs - 2 4 thi oph-me t -be t adc ph 
tolhs-24thioph-bala-betapych 
2 py- 2 5 1 hi oph- 1 eu -be t apy 
ibhs-2 5oxaz-bala-asppha 
phhs -me~2-4~oxaz -ba-la-^z dap — - 
ibhs - 2 5 oxa z -ba 1 a -be t abnaph t h 
tolhs-24thioph-gly-betapbiph 
bhs -ithiadiaz-leu -be t apy 
bhs - 2 5 oxa z -ba 1 a - z dap 
phhs-25methiaz-gly-betahcbph 
tolhs-24thiaz-bala-betahmph 
tolhs-nme3 5pyr-gly-betabpy 
ibhs-2 5methiaz-gly-betaphethio 
colhs -oxadi a z -baia-betahc 
paas - 2. Soxaz -baia- zdapcb 



40 



ibhs~- 
ibhs- 
tolhs 
bhs-i 
tolhs 
bim-2 
ibhs- 
gua-2 
bhs -2 
2py-2 
phhs- 
ibhs- 
ibhs- 
phhs- 



nme 3~5 pyr-balaFbetabhaphth 
25methiaz-gly-aspbzla 
-24thiaz-bala-betaf luo 
thiadiaz-nmgly-betaeph 



-25oxaz-bala-betaipro 
5thioph-leu-betapy 
oxadi az -bala-betathiobe 
4thiaz-gly-betathiome 
5thioph-ala-betadcph 
4oxaz-ala-betapy 
25methiaz-bala-betahcbph 
2 5thiaz-bala-betathioph 
2 5oxaz-bala-betapytb 
2 5 thiaz -gly-suabu 
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6698: phhs-me25thioph-bala-zdap 
6699 : phhs-oxadiaz-gly-betahmo 
6700: bhs-25thiaz-gly-betabpy 
6701: phhs-24thiaz-bala-betainyl 
5 6702: phhs-24thiaz-bala-betaph 

6703 : bhs-25methiaz-nmgly-betainyl 
6704: bhs-nme35pyr-gly-betabpy 
6705: bhs-25methiaz-bala-betadtrif 
6706: phhs-24thiaz-bala-betaf luo 
6707: 2py-25thiaz-bala-zdap 

10 

6708: 2py-25oxaz-bala-asppha 

6709 : tolhs-25methiaz-bala-betafu2 

6710: bhs-25thiaz-bala-beta34dcph 

6711 : 2py-25oxaz-ala-betadcph 

6712: bhs-2 5methiaz-bala-zdap 
15 6713 : phhs-oxadiaz-gly-betamethi 

6714 : phhs-ithiadiaz-bala-betamesu 

5715 : bhs-24thiaz-bala-betamethioph 

WIS: oaj - i ] j,cj. s - y' : ^.jy^ 

6717 : bhs-ithiadiaz-ala-betainyl 
20 6718: phhs-24thioph-gly-betabmph 

6719 : ibhs-2 5methiaz-gly-betadmph 

6720 : ibhs-24thiaz-bala-betahmo_ 

6721 : tolhs-24thiaz-gly-beta34dcph 

6722 : phhs-2 5methiaz-gly-betaphethioa 

6723 : 2 py-me2 5oxaz-leu-betaph - - " ~ 

6724 : phhs-ithiadiaz-bala-betathioph 

6725: bhs-me25thiaz-leu-betadcph 

6726 : bhs-25oxaz-bala-betaol 

6727 : bhs-24thiaz-nmgly-betaanaphth 

6728: ibhs-24thioph-bala-betamethioph • 
30 6729: phhs-25methiaz-bala-betamethi 

6730 : ibhs-nme3 5pyr-gly-zdapee 
.6731: bhs-24thioph-bala--betal3bendi 

5732 : ibhs- I 5oxaz -bala-psdapch 

57 3 3 : Lbhs - i rhiadiaz -gly -becaoxopa 
35 6734: tolhs-25 thiaz-gly-betaol 

6735 : tolhs-nme35pyr-gly-betadtrif 

6736 : bhs-2 6py-ala-betadcph 

6737 : tolhs-25^hiaz-gly-betadcphtb 

6738 : impy-25methiaz-gly-betabediox 

6739: bhs-25thioph-ala-betapy 

40 

o740: phhs-?5thiaz-gly-betadito 
6741 : phhs-oxadiaz-gly-betaJ4dcph 
6742 : bim-25oxaz-gly-betabpy 
6743 : ibhs-25methiaz-bala-betadcph 
6744 : tolhs-25methiaz-bala-ibsdap 
45 6745 : phhs-oxadiaz-gly-betaf trif 
6746 : tolhs-oxadiaz-gly-betaoxaz 
6747 : 2py-thiadiaz-leu-zdap 
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6748: tolhs-me24thioph-leu-zdap 
6749 : ibhs-oxadiaz-bala-betaoxope 
6750 : bhs-ithiadiaz-gly-betaanaphth 
6751 : thazep-24thiaz-gly-betainyl 
5 6752: tolhs-ithiadiaz-gly-betaipr 
6753: bhs-35thioph-ala-psdap 
6754: bhs-24thioph-bala-betapytb 
6755: bhs-me25thiaz-ala-betapy 
6756: bhs-25oxaz-gly-betaipro 
6757 : ibhs-25methiaz-bala-betahbcph 
10 6758: bim-52thiaz-gly-betainyl 
6759 : ibhs-24thioph-bala-betafph 
6760 : 2py-25thioph-leu-zdap 
6761 : ibhs-25oxaz-bala-betaet 
6762: bhs-me25thiaz-leu-betapy 
15 6763: ibhs-25oxaz-gly-betabediox 
6764 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betabpy 
5^65 : ohhs-2 4thioph-bala-betafph 
J / 5 6 . z - c 5. l ia.-.-iLd.2 'jly oaziai 3a j 

6767 : tolhs-25oxaz-bala-aspibua 
20 6768: 2py-oxadiaz-gly-zdap 

6769: bhs-ithiadiaz-leu-psdap 
6770 : 2py-24oxaz-gly-psdap 
6771: bhs-46pym-gly-betameph 
6772 : tolhs-ithiadiaz-bala-zdapch 
6773 : ibhs-25oxaz-gly-betathiome 
25 6774: bhs-25oxaz-nmgly-betadmoph 
6775 : tolhs-25oxaz-bala-betahbcph 
6776 : ibhs-25oxaz-bala-betaphethio 
6777: phhs-nme3 5pyr-bala-betadhbfu 
6778: bhs-me24thioph-ala-zdap 
30 6779: bhs-triaz-leu-psdap 

6780 : ibhs-24thioph-bala-aspibua 
6781: bhs-24py-gly-betapy 
5 7 3 2: 1 5 "hi a z -qly-bat a4bph 

5 7 3 3 : ibhs -oxadi az -bai a-be c abdimo 
35 6784: gua-24thiaz-gly-betambiph 

6785 : bhs-nme35pyr-ala-beta23meoph 
6786 : bhs-24thioph-bala-betatbuph 
6787: bhs-nme35pyr-bala-zdap 
6788 : ibhs-24thioph-bala-betafphe 
6789: phhs-24thiaz-bala-aspbzla 
40 5790 : ibhs-ithiadiaz-gly-aspbzla 
6791: bhs-24thiaz-bala-betaol 
6792 : bhs-25methiaz-gly-betadtrif 
6793 : ibhs-2 5methiaz-bala-betaanaphth 
6794 : tolhs-25oxaz-gly-betamethi 
45 6795: phhs-oxadiaz-bala-betahb 
6796 : 2py-me25thiaz-bala-zdap 
6797: bhs-24thiaz-gly-betainyl 
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30 



35 



40 



45 



6798: 
6799: 
6800: 
6801: 
6802: 
6803 : 
6804: 
6805: 
6806: 
6807: 
6808: 
6809: 
6810: 
6811: 
6812 : 
6813: 
6814: 
5815 : 
; 3 . i , 
6817: 
6818: 
6819: 
6820: 
6821: 
6822 : 
68-2-3 : 
6824: 
6825: 
6826: 
6827: 
6828: 
6829: 
6830: 
6831: 
5332 : 
^333 : 
6834: 
6835 : 
6836: 

6837 : 

6838 : 
6839: 
5840: 
6841: 

6842 : 

6843 : 
6844: 
6845 : 
6846: 
6847: 
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impy-25thiaz-bala-busu2be 

bhs-24thioph-gly-betadbph 

ibhs-oxadiaz-gly-aspibua 

2py-2 5 f ur-leu-zdap 

ibhs-25thiaz-gly-betafbph 

tolhs-ithiadiaz-bala-betabediox 

impy-24thibph-bala-betafu3 

phhs-25methiaz-gly-beta35dbph 

tolhs-me24thioph-bala-beta34meoph 

bhs-oxadiaz-bala-betafphe 

tolhs-oxadiaz-bala-betafu2 

cima-25thiaz-gly-betainyl 

bhs - 2 5 oxa z -bal a-be t ahph 

ibhs-25oxaz-bala-betatos 

ibhs-25thiaz-bala-betacbph 

gua-42pym-gly-betaol 

tolhs-ithiadiaz-bala-psdap 

2py-26py-gly-betainyl 

jr L 3 - . = z:\ j j.: - / • )e; ilp.'o : : 

tolhs-ithiadiaz-bala-betabph 

tolhs-24thioph-bala-betaheph 

phhs-25thiaz-gly-betabnaphth 

tolhs-25thiaz-bala-betathiobe 

bhs-oxadiaz-ala-beta34dcph 

phhs-me24oxaz -leu-be taph 

bhs — 2-4-trh-i-a-z— nmg ly - be t ad -i-t o 

phhs-oxadiaz-gly-betahni 

2py-25oxaz-bala-betamesu 

ibhs-rune3 5pyr-bala-betathiobe 

bhs-24thioph-gly-betaheph 

phhs-24thiaz-gly-zdapee 

ibhs-nme3 5pyr-gly-betadcphch 

tolhs-24thiaz-gly-betatos 

tolhs-ithiadiaz-bala-betahmo 

bhs -me 2 4 thi a z -gly-betameph 

ihim-me 2 5 chi a z-ila -betameph 

i bhs - 2 4 1 hi~a~z~baira— bertampy 

ibhs-2 5oxaz-bala-psdaptb 

tolhs-25thiaz-bala-betampy 

ibhs -rune 3 5 py r -g ly-be t am py 



tolhs-me25thiaz-gly-zdap 
tolhs-2 5thiaz-bala-betaf trif 
ibhs-2 4thiaz-crly-betafbph 
bhs-oxadiaz-ala-becadmph 
tolhs-oxadiaz-bala-betadito 
tolhs-25thiaz-bala-betamesu 
tolhs-25oxaz-gly-betadcphee 
gua-25thiaz-gly-beta3 5dbph 
tolhs-nme3 5pyr-gly-betaphethio 
gua-24oxaz-gly-beta34dcph 



BASF Aktisngsssiisenart "iuji 



165 

6848 : 2py-24thiaz-ala-zdap 
6849 : tolhs-oxadiaz-gly-betafphe 
6850 : tolhs-25oxaz-gly-beta23meoph 
6851 : ibhs-24thiaz-bala-beta23meoph 
5 6852: phhs-nme35pyr-gly-betahc 
6853: gua-24oxaz-gly-betadmph 
6854: bhs-25fur-gly-psdap 
6855: bhs-24thiaz-gly-betadbph 
6856: ibhs-25thiaz-gly-betabph 
6857: 2py-triaz-ala-psdap 
10 6858 : tolhs-ithiadiaz-bala-csdap 
6859 : tolhs-ithiadiaz-gly-betadito 
6860: tolhs-24thiaz-gly-betapyr 
6861: bhs-ithiadiaz-gly-betaf luo 
6862: tolhs-24thioph-gly-betafu2 
15 6863: ibhs-24thioph-gly-betathioph 
6864 : 2py-53pyrazo-bala-betadcph 
5865 : tolhs-oxadiaz-bala-betabenfu 
3 3 5 5: ~ 3 -ru - i > " -11 1 1 - 3d - i. - 3== - i.".o 
6867 : ibhs-oxadiaz-gly-betahb 
20 6868: bhs-25thiaz-ala-betameph 

6869: phhs-ithiadiaz-gly-betathiome 
6870: phhs-oxadiaz-gly-betadbph 
6871: tolhs-25oxaz-gly-betaoxope 
6872: bhs-oxadiaz-bala-betadbph 
687 3: bhs - i t hi adra :z_-bal a-befr adcph e e 
25 6874: bhs-me24oxaz-gly-betadcph 

687 5 : tolhs-25thiaz-gly-betaphethioa 
6876: dhim-26py-ala-betameph 
6877 : tolhs-oxadiaz-gly-psdap 
6878 : tolhs-oxadiaz-bala-betahcbph 
30 6879: bim-24thiaz-bala-aspbzla 

6880 : phhs-24thioph-gly-beta34dcph 

6881: bim-42oxaz-leu-zdap 

533 2 : ohh3-2 5oxaz-baLa-becachiobe 
5 33 3 : colhs-2 4criiaz -bala-oecachio J 
35 6884: 2py-3 5thioph-bala~zdap - 
6885: bim-2 5fur-bala-zdap 
6886: bim-me25thioph-leu-psdap 

6887: ibhs-25thiaz-gly-betafu2 

6888: bhs-24thiaz-gly-betaamibe 
6889 : 2pmhs-24thiaz-gly-betaineph 
40 t890 : ibhs-2 4thioph-qly-psdapee 
6891: phhs-25mechiaz-gly-psdapch 
6892: ibhs-24thiaz-gly-suabu 
6893: bhs-25thiaz-ala-betapy 
6894 : dhim-52thiaz-ala-psdap 
45 6895: tolhs-25thiaz-gly-zdaptb 
6896: ibhs-24thiaz-gly-aspibua 
5897 : 2pnOis-42nmeim-bala-beta2 3meoph 



BASF Aktiengesellschaft 991091 



O.Z. 0050/50789 DE 



166 

6898: 2py-52thiaz-gly-betapy 
6899 : bhs-ithiadiaz-gly-betathiome 
6900 : bhs-ithiadiaz-bala-betabnaphth 
6901 : 2py-24oxaz-leu-zdap 
5 6902: tolhs-24thioph-bala-betaphethio 
6903: bhs-35fur-gly-zdap 
6904: hts-25thiaz-gly-betapy 
6905 : 2py-oxadiaz-bala-aspibua 
6906 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betahdcph 
6907 : ibhs-ithiadiaz-bala-psdaptb 
6908 : ibhs-25methiaz-bala-betacbph 
6909 : 2py-2 5oxaz-bala-busu2be 
6910 : bim-me25thiaz-leu-betaph 
6911 : phhs-25thiaz-bala-betaphethioa 
6912 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaf luo 
15 6913: gua-25thioph-gly-betadcph 

6914 : bhs-2 5thiaz-bala-betaomebendi 
6915 : phhs-?5m9thiaz-bala-betaet 

i ) - i : I Du\r\3 ' i ^.Lni L_U - 3d. _ i. - 3d Z ^^Jpa 

6917 : bhs-35thioph-gly-zdap 
20 6918: ibhs-oxadiaz-bala-ibsdap 

6919 : tolhs-24thiaz-gly-betaanaphth 
6920 : 2py-me24oxaz-leu-betadcph 
6921 : phhs-25methiaz-bala-psdapee 
6922 : pahs-42nmeim-bala-betadcph 
69 2 3 : ibhs^oxadi-az—ba-l-a^be -taoi— 
6924: ibhs-25thiaz-gly-betapych " "-— 
6925 : bhs-42nmeim~leu-psdap 

692 6 : tolhs-nme35pyr-gly-betadmoph 
6927: phhs-24thioph-gly-ibsdap 
6928 : tolhs-me25thioph-gly-psdap 

30 6929: phhs-25oxaz-gly-betaoxope 

693 0 : bhs-oxadiaz-gly-aspaba 
6931 : tolhs-25thiaz-bala-betaf luo 
6932: co I hs -2 5me chia z -gly-becahb 

5 9 3 3: col ho - L chiadiaz -gly-osdapsa 
35 6934: 2 py- 4 2 nmeTm^l y- be tafrc 

6935 : tolhs-25thiaz-gly-betaphethio 

6936 : bhs-ithiadiaz-bala-betamethi 

6937 : tolhs-25methia.z_-gly-betabph , 

6938 : bhs-24thioph-gly-betaanaphth 

6939 : phhs-25methiaz-gly-beta34meoph 

4 0 

S940: tolhs-25methiaz-gly-betadmoph 

6 941 : bhs-24thiaz-gly-betadmph 
6942 : 2py-24thioph-gly-beta3 5dbph 
6943 : ibhs-25oxaz-gly-betabmph 

6944 : bhs-ithiadiaz-bala-beta34meoph 

45 6945: bim-42oxaz-ala-betadcph 

6946 : tolhs-25methiaz-gly-betathiome 

6947 : ibhs-nme3 5pyr-bala-csdap 



^^^^t* •••• • • 
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6948: bhs-ithiadiaz-ala-betainesu 
6949: thpym-26py-gly-betahdcph 
6950: 2py-ithiadiaz-bala-betapy 
6951: tolhs-oxadiaz-gly-asppha 
6952 : bhs-nme3 5pyr-nmgly-betaanaphth 
6953: phhs-25thiaz-bala-betahmo 
6954: bhs-25oxaz-gly-betadhbfu 
6955 : bhs-24thiaz-nmgly-betacthioph 
6956: tolhs-25thiaz-bala-ibsdap 
6957 : tolhs-nme3 5pyr-bala-beta23meoph 
6958: bim-24thioph-gly-betadcph 
6959: tolhs-24thioph-bala-betahc 
6960: bhs-25thiaz-bala-betahcbph 
6961 : tolhs-24thiaz-bala-betadhbfu 
6962 : ibhs-25methiaz-bala-betadtrif 
15 6963: phhs-25methiaz-bala-beta23meoph 
6964: phhs-nme3 5pyr-bala-betampy 
5965: bhs-2 5thiaz-qly-betahcbph 

6967 : tolhs-25thiaz-bala-betaimid 
20 6968: phhs-2 5thiaz-gly-betaamibe 
6969: bim-ithiadiaz-ala-betapy 
6970: bhs-42pym-ala-betainyl 
6971: tolhs-25thiaz-bala-betafu2 
6972 : 2pmhs-24thioph-gly-betathiome ^ 
6973": ;j^^2;4t-hl-a^grly= 2dap 
6974: dhim-52thiaz-gly-betapy 
6975 : tolhs-24thioph-bala-betamesu 
6976: phhs-ithiadiaz-bala-betahmo 
6977: gua-2 5thiaz-gly-betaibph 
6978 : ibhs-24thiaz-bala-betadito 
30 6979: phhs-nme3 5pyr-gly-betambiph 
6980: dhpyrr-2 5thioph-gly-betapy 

6981 : -bhs-25thiaz-nmgly-betal3bendi 

5932 : bhs -4 2nms im-gly-becaoxope 
5333 : bim-42pym-ala-becadcph 
35 6984: tolhs-me24t:hi6pli^leu-psdap 
6985 : 2py-42nmeim-leu~betapy 
6986: phhs-oxadiaz-bala-betamesu 
6987 : tolhs-24thioph-bala-as.paba 
6988: dhim-26py-ala-zdap 
6989: bhs-oxadiaz-bala-betampy 
40 5990 : ibhs-25thiaz-bala-betamethioph 
6991: 2py-42pym-gly-be tameph 
6992 : tolhs-ithiadiaz-bala-betadmph 
6993: gua-24thiaz-gly-betahmo 
6994: bhs-ithiadiaz-bala-betapym 
45 6995: bhs-24thioph-ala-betacthioph 
6996: bhs-24thiaz-bala-betahph 
5997 : phhs-ithiadiaz-gly-betadito 
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6998 : phhs-me24oxaz-ala-betapy 

6999: bhs-52thiaz-ala-betapy 

7000 : bhs-me25oxaz-ala-zdap 

7001 : ibhs-25oxaz-bala-betabenf u 

5 7002: phhs-24thiaz-bala-beta34dcph 

7003: ibhs-24thiaz-bala-betadcphch 

7004: ibhs-25thiaz-gly-betatrif 

7005 : ibhs-oxadiaz-gly-betahbcph 

7006 : bhs-nme35pyr-bala-betaimid 

tm 7007: bhs-oxadiaz-bala-betaamibe 
10 

7008: phhs-25oxaz-bala-betafu2 
7009: tolhs-24thioph-gly-betahbcph 
7010: 2py-25fur-bala-betapy 
7011 : 2py-25oxaz-bala-betainyl 
7012 : tolhs-me25thiaz-leu-betaph 

15 7013 : bhs-ithiadiaz-bala-betadmph 
7014 : bhs-nme35pyr-gly-busu2be 
7 015 : bh3-me2 4thi az-glv-bet adcph 
7 J 15 : zd Las oxdaid^ od l.± - -judbu 
7017 : bhs-24thioph-ala-beta34meoph 

20 7018 : tolhs-24thiaz-bala-betabnaphth 
7019 : ibhs-25methiaz-gly-zdapee 

702 0 : tolhs-24thiaz-bala-betacbph 
7021: bhs-25thiaz-bala-betahni 
7022 : ibhs-oxadiaz-bala-betaheph 

7 0 23 : phKs -2Sthiarz -^ra^b-et*apbdrph — 
7024 : ibhs-25oxaz-gly-betafu3 
7025 : tolhs-24thioph-bala-betadcph 
7026 : 2py-me25thiaz-bala-beta34meoph 
7027 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaomebendi 
7028 : tolhs-24thiaz-bala-psdapch 
30 7029 : phhs-nme3 5pyr-ba la-be ta23meoph 
7030 : bhs-24thioph-gly-betadcphch 
- 7031: phhs-nme3 5pyr-gly-betafph 

703 2: coLhs- Mthioph-bala-betadcphtb 
7033: bhs - nme i 5 pyr - ba I a -be c admph 

35 7034: bhs-oxadiaz-gly-betadcphtb~ 
7 03 5 : phhs-ithiadiaz-gly-betapyr 
7036 : dhim-24thiaz-gly-betaineph 

7037: bgua-24thiaz-gly-betameph 

7038: bhs-24thiaz-ala-betapy 
7039 : tolhs-24thiaz-bala-betaet 

40 ^040: ibhs-?5thiaz-qly-betadbph 
7041 : 2py-2 6py-gly-betaanaphth 
7042: bhs-25oxaz-bala-betadhbfu 
7 043 : phhs-25oxaz-gly-betamethi 
7044 : bim-24im-gly-psdap 

45 7045: tolhs-25oxaz-gly-betadhbf u 
7046 : gua-24oxaz-gly-betahb 
7047 : phhs-oxadiaz-bala-betaph 
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7048: 
7049: 
7050: 
7051: 
7052: 
7053: 
7054: 
7055: 
7056: 
7057: 
7058: 
7059: 
7060: 
7061: 
7062: 
15 7063: 
7064: 

/" 0 5 5 : 
7067: 
7068: 
7069: 
7070: 
7071: 
7072 : 
-7073: 
7074: 
7075: 
7076: 
7077 : 
7078: 
30 7079: 
7080: 
7081: 
7032: 
1083: 
7084: 
7085: 
7086: 
7087 : 
7088: 
7089: 
7 090 : 
7091: 
7092 : 
7093: 
7094: 
45 7095: 
7096: 
7097: 
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ibhs-24thioph-bala-betaomebendi 
bhs-24thiaz-ala-beta3quin 
bhs-25oxaz-bala-beta34meoph 
ibhs-25methiaz-gly-beta4bph 
bhs-nme35pyr-bala-betapbiph 
phhs-25methiaz-bala-psdap 
bhs-25methiaz-bala-betahcbph 
bhs-oxadiaz-gly-betafu3 
phhs -oxadi a z -ba 1 a-be t aanapht h 
2 py- 4 2 nme im- g 1 y- z dap 
bhs - 5 3 py r a z o - 1 eu-be t adc ph 
ibhs-25oxaz-bala-betahcbph 
gua-24thiaz-gly-betaol 
ibhs-nme3 5pyr-bala-aspaba 
impy- 4 2 nme im-g ly-be t a t hi oph 
tolhs-24thi oph-ba 1 a -be t ahph 
bhs-24thiaz-bala-betamesu 
phh s - rm a 1 5 pvr - ~ L y -ba t a. t h i o 1 
2py-24 
phhs -2 
phhs-i 
bim-me 
phhs -2 
tolhs- 
bgua-2 



25 



35 



40 



chiopn-Odid-becapy 
5thiaz-gly-betadcphch 
thiadiaz -gly-betabdimo 
24thioph-ala-betadcph 
5me t hi a z -ba 1 a - z dap t b 
2 5 oxa z -gly-be t a f bph 
5thiaz-gly-betameph 



thazep-2 5Thioph-gly--betadcph 
2 py-me 2 4 oxa z -g ly- z dap 
tolhs-24thioph-gly-betadtrif 
tolhs-ithiadiaz-gly-betal3bendi 
bhs-me2 5thioph-bala-psdap 
ibhs-nme3 5pyr-bala-betampy 
phhs-25oxaz-gly-betahni 
tolhs-24thioph-gly-betambiph 
2py-2 5thiaz-hphe-psdap 
~ o Lhs -15 oxa z -ba 1 a - zdapch 
coins- nme3 5pyr-bala-betaiqu in 
ibhs-25oxaz-bala-betahmph 
phhs-nme3 5pyr-gly-betadcphtb 
bhs-nme3 5pyr-gly-betadmph 
phhs -2 Smethiaz -gly-be tadmph 
ibhs-nme3 5pyr-gly-beta3quin 
ibhs-24thiaz-bala-betaibph 
bhs - 1 5 o xa z -ba I a -busu2be 
dhim-42pym-gly-zdap 
tolhs-2 5methiaz-bala-betatos 
phhs-nme3 5pyr-gly-be tal3bendi 
bhs - 2 4 thioph-gly-be t abph 
tolhs-oxadiaz-bala-betaphethioa 
ibhs-nme3 5pyr-gly-~betathiome 
bhs-oxadiaz-bala-betamesu 
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7098 : bhs-oxadiaz-gly-zdapee 
7099 : phhs-oxadiaz-gly-beta3quin 
7100 : ibhs-25methiaz-gly-betaipr 
7101 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betaphethioa 
5 7102: gua-24oxaz-gly-betaol 

7103 : tolhs-24thiaz-bala-betapyee 
7104 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betacthioph 
7105 : phhs-oxadiaz-gly-betadcphtb 
7106 : tolhs-ithiadiaz-gly-betabnaphth 
7107 : ibhs-25oxaz-bala-betabmph 

10 

7108 : bim-52thiaz-ala-psdap 

7109 : tolhs-25methiaz-gly-betamesu 

7110 : hyd-25oxaz-gly-betapy 

7111 : bhs-24thioph-bala-betapyee 

7112 : 2py-26py-ala-betameph 

15 7113: bim-25methiaz-gly-aspbzla 
7114 : ibhs-nme35pyr-gly-betadmph 
7115 : bim-25thiaz-bala-betadcph 
7 _ 5 . : j _.i j i )p.i - ? i y - oe z x z : z : 

7117 : phhs-24t.hiaz-gly-betamethioph 

20 7118 : tolhs-me24thiaz-ala-betadcph 
7119 : phhs-oxadiaz-gly-betadito 
7120 : tolhs-ithiadiaz-gly-beta34meoph 
7121 : bhs-ithiadiaz-gly-zdaptb 
7122 : impy-24thioph-bala-betah3 5dc 
-71-23: ibhs— 2-5 ©xa-z— feala- betadbph- 
15 7124: 2py z 25"thioph-gly-betameph 
7125 : bim-25methiaz-bala-betahc 
7126 : tolhs-me24thioph-gly-betaph 
7127 : tolhs-oxadiaz-gly-betaf trif 
7128 : ibhs-oxadiaz-gly-betathiobe 

30 7129: tolhs-nme35pyr-gly-beta35dbph 
7130 : ibhs-nme3 5pyr-bala-ibsdap 
7131 : phhs-2 5oxaz-gly-betahmph 
7132 : bhs-oxadiaz -ala-becadhbf u 
' 7 1 3 3 : impy-2 5chiaz -bala -bet am a thi 

35 7134 : ibhs-nme3 5pyr^ba-l-a--psdapch 

7135 : bhs-me2 5oxaz-ala-psdap 
713 6 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betahph 
7137: bhs-oxa diaz -ala-betacthioph 
7138: dhim-2 6py-phe-zdap 
7139 : bhs-24thioph-bala-betah3 5dc 
7140 : bhs-oxadiaz-bala-busu2be 
/ 141 : ibhs-2 5 chiaz-gly-becaol 
7142 : bhs-oxadiaz-bala-betatbuph 
7143 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betaipro 
7144 : bhs-me24thioph-leu-betaph 

45 7145 : ibhs-24thioph-gly-betampy 
7146 : phhs-oxadiaz-gly-psdap 
7147 : bhs-nme3 5pyr-gly-betamethioph 
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7148 : bhs-25methiaz-bala-betathio3 

7149 : tolhs-24thiaz-bala-betainyl 

7150 : phhs-me25thioph-leu-beta34meoph 

7151: 2py-me25thiaz-leu-psdap 

5 7152: bhs-ithiadiaz-bala-aspbzla 

7153: thpy -42nmeim-gly-psdap 

7154: phhs-24thioph-gly-betainyl 

7155: phhs-2 5methiaz-gly-betainbiph 

7156 : ibhs-nme3 5pyr-gly-suabu 

7157: bhs-oxadiaz-gly-betameph 

10 7158: impy-24thiaz-gly-beta34meoph 

7159 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betatbuph 

7160 : ibhs-24thioph-gly-busu2be 

7161: bhs-24thioph-gly-betamesu 

7162: tolhs-ithiadiaz-gly-zdap 

15 7163: gua-25thiaz-gly-betameph 

7164 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betacthioph 

7165 : bhs-24im-leu-psdap 

7167 : bhs-oxadiaz-bala-betahni 

20 7168: tolhs-24thiaz-gly-betapyee 
7169 : ibhs-24thioph-bala-betapyr 
7170 : phhs-nme3 5pyr-gly-beta34meoph 
7171: bhs-24thiaz-ala-betadito 
7172 : bim-42nmeim-bala-betabthioph 
7173: bhs-24thiaz-bala-betacbph 

25 7174: ibhs-nme3 5pyr-bala-betahph 
7175 : phhs-ithiadiaz-gly-betahmph 
717 6 : tolhs-ithiadiaz-bala-psdaptb 
7177: ibhs-25oxaz-bala-betadmoph 
7178 : tolhs-me24oxaz-ala-zdap 

30 7179: ibhs-ithiadiaz-bala-betahcbph 
7180 : ibhs-2 5methiaz-bala-betathioph 
7181: tolhs-2 5methiaz-gly-psdaptb 
7 13 2: coLhs-2 5oxaz-bala-bataph 
7 133 : bh3-25thiaz-ala-becadmph 

35 7184: bhs-24oxaz-bala-betadcph 
7185 : ibhs-24thioph-bala-psdapee 
7186: bhs-ithiadiaz-gly-betapyr 
7187: bhs-42nmeim-bala-betadito 
7188: bim-24thiaz-bala--asppha 
7189 : bhs-24thiaz-gly-beta23meoph 

40 7190: bhs-nme3 5pyr-nmgly-betacph 
7191: bhs-24oxaz-leu-betapy 
7192 : impy-24thiaz-bala-betaphethioa 
7193: phhs-ithiadiaz-gly-asppha 
7194: phhs-2 5methiaz-gly-betapyr 

45 7195: phhs-24thioph-gly-betaph 
7196: dhim-26py-ala-psdap 
7197 : ibhs-24thioph-bala-betafu3 
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7198: 
7199: 
7200: 
7201: 
7202: 
7203: 
7204: 
7205: 
7206: 
7207: 
7208: 
7209: 
7210: 
7211: 
7212: 
7213: 
7214: 
"7215 : 
'Hi: 
7217: 
7218: 
7219: 
7220: 
7221: 
7222: 
7223 : 
7224: 
7225: 
7226 : 
7227: 
7228: 
7229: 
7230: 
7231: 
7 23 2 : 
7 2 3_3 : 
35 7234: 
7235: 
7236: 
7237: 
7238: 
7239: 
"7240 : 
7241: 
7242 : 
7243: 
7244: 
45 7245: 
7246: 
7247: 
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ibhs-ithiadiaz-bala-betahb 

bhs-ithiadiaz-gly-betaomebendi 

phhs-25oxaz-bala-betabenfu 

tolhs-25thiaz-bala-betaipro 

phhs-25oxaz-bala-betal3bendi 

tolhs-oxadiaz-gly-betahc 

ibhs-25thiaz-bala-betadcphtb 

bhs -me2 4 oxa z -ba 1 a-ps dap 

ibhs-nme3 5pyr-bala-zdapee 

phhs-24thioph-bala-betainyl 

ibhs-24thioph-gly-zdap 

bhs-25methiaz-ala-betaanaphth 

tolhs-24thioph-gly-betapyee 

phhs-25thiaz-bala-ibsdap 

tolhs-24thiaz-gly-betabenfu 

bhs-oxadiaz-ala-beta23meoph 

bhs-25methiaz-ala-beta3quin 

phhs-25thiaz-qly-betaimid 

.Das -.-une _> '■>?•/: od.i oeiii =a-pli 

ibhs-oxadiaz-gly-betahcbph 

ibhs-nme3 5pyr-gly-aspbz la 

2py-25oxaz-ala-betapy 

gua-24thiaz.-gly-betahdbph__ 

phhs-nme3 5pyr-bala-betaph 

bhs -rime 3 5pyr -ba 1 a -be t ahdbph 

bhs -2 4thiaz -gly-be ta-fph '■ 



m 



tolhs-25thiaz-bala-zdapch 

ibhs-24thiaz-gly-betapy 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betadi to 

phhs-25thiaz-bala-betafluo 

tolhs-24thiaz-gly-betaimid 

bhs-oxadiaz-gly-betafphe 

tolhs-me2 4 thiaz -gly-be taph 

bim-53pyrazo-leu-psdap 

chazap-^Spy-gly-betainyL 

coin 3-jimaJ 5 o y r_- b a I a. - b ec ajf 1 u o 

t o lhs - 2 5me t hi a z -ba 1 a-be t"a"l"3'bendi 

bhs-25thioph-bala-psdap 

2pmhs-24thiaz-gly-betathiome 

2 py- 2 5.oxa z -g 1 y-bejt abthioph 

bhs-25thiaz-bala-betaoxope 

bhs-2 5oxaz-gly-betapych 

ibhs -2 5oxaz -gly-be tahmph 

bhs-25oxaz-gly-becaec 

gua-2 6py-gly-be tainyl 

biiti-53pyrazo-gly-betadcph 

2py-25oxaz-bala-aspaba 

bhs-me25thioph-bala-betadcph 

ibhs-25methiaz-bala-betabpy 

bhs-24oxaz-gly-psdap 
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7248: bhs-25thiaz-bala-zdapch 
7249 : tolhs-24thiaz-bala-betaimid 
7250 : ibhs-24thioph-gly-beta34meoph 
7251 : tolhs-25methiaz-bala-betaipr 
5 7252: bhs-nme3 5pyr-bala-betadcphee 
7253: tolhs-oxadiaz-gly-betabph 
7254: gua-24thiaz-gly-betaheph 
7255: tolhs-nitie35pyr-gly-zdaptb 
7256 : ibhs-25oxaz-bala-betahmo 
7257 : bim-me25oxaz-leu-beta34meoph 

10 7258: 2py-24im-ala-betapy 

7259: bhs-24thiaz-nmgly-betainyl 
7260: phhs-25thiaz-bala-betaipr 
7261 : bhs-24thiaz-gly-asppha 
7262 : 2py-53pyrazo-leu-betadcph 

15 7263: bhs-me24thioph-bala-betadcph 
7264 : dhim-26py-gly-betameph 
7 ? " i - bhs - rrr\e 3 ~. o\r - 1 3. -be " amasu 
/ 255 : Lori3-2 5oxaz -giy-oe cabpy 
7267 : bhs-thiadiaz-gly-psdap 

20 7268: bim-25methiaz-leu-zdap 

7269: phhs-24thiaz-bala-betabnaphth 
7270 : ibhs-nme35pyr-gly-betadmoph 
7271 : 2py-25thiaz-bala-betaheph 

. 7272: dhpyrr-24thioph~gly-bej:apy 

7273: phhs -me 2 4 1 hi a z^gl^^e-tadcph— 
5 7274: tolhs-24thioph-gly-betahc 
7275: bhs-24thiaz-gly-betahdbph 
7276: bim-25oxaz-gly-betaph 
7277: bim-nme3 5pyr-bala-aspbzla 
7278 : tolhs-nme3 5pyr-gly-zdap 

30 7279 : bhs-25methiaz-bala-psdapee 
7280 : 2py-me24thiaz-leu-betapy 

7281 : bhs-oxadiaz-nmgly-beta3quin 

7 2 3 2: - olhs - 2 4 -hi a z -giy-betahph 
7283 : bhs-2 5chiaz-phg-becameph - 

35 7284: tolhs-me25oxaz-leu-betapy 
7285 : 2py-24thioph-bala-betaf luo 
7286 : tolhs-25oxaz-bala-betaheph 
7287 : ibhs-25thiaz-bala-bet:abenfu 
7288 : phhs-nme35pyr-gly-ibsdap 
7289: ibhs-24thioph-bala-betamethi 

40 7 290 : Lbhs -2 4thioph-baLa-betaohathio 
7291 : ibhs-24thioph-gly-suabu 
7292: bhs-25methiaz-bala-betabph 
72 9 3: 2py-2 5me thiaz-bala-betabnaphth 
7294 : tolhs-24thioph-bala-betahni 

45 7295: bhs-nme3 5pyr-gly-betainyl 
7296 : ibhs-2 5methiaz-gly-betadito 
7297 : impy-25methiaz-gly-betacbph 
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7298 : ibhs-oxadiaz-gly-betafphe 
7299 : bhs-oxadiaz-gly-betambiph 
7300 : bhs-nme35pyr-ala-betathio3 
7301: bhs-25methiaz-gly-betapytb 
5 7302: 2py-25oxaz-bala-zdap 

7303 : phhs-24thiaz-gly-betahmo 
7304 : bim-24thioph-ala-psdap 
7305 : bim-me24oxaz-ala-betadcph 
7306: bhs-24thioph-gly-betafu2 
7307 : ibhs-2 5thiaz-gly-betapytb 
10 7308 : ibhs-24thioph-bala-betameph 
7309: phhs-oxadiaz-gly-betafu3 
7310: ibhs-25thiaz-gly-betainbiph 
7311 : ibhs-oxadiaz-gly-betathioph 
7312 : phhs-25methiaz-bala-betahbcph 
15 7313: bim-24thiaz-gly-zdap 

7314: bhs-2 5fur-bala-betadcph 
7 315: tolhs-oxadiaz-bala-betatrif 
/}'-:>< - < » i.n -3a-.* oe; idcpn 

7317 : tolhs-2 5methiaz-bala-zdap 
20 7318 : phhs-ithiadiaz-gly-betadcphee 
7319 : ibhs-25methiaz-bala-betaf trif 
7320 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betapy 
7321 : phhs-25methiaz-gly-betabmph 
7322 : dhthi-42nmeim-bala~psdap 
7 3 23-: to Ihs— 2 4 t-hii_-arz -ba^ra-beWi^dcph 
25 7324: tolhs-me25thiaz-leu-zdap~ 
7325 : 2py-me25thiaz-bala-betaph 
7326 : bhs-25methiaz-ala-zdap 
7327 : bhs-24thioph-nmgly-betadmph 
7328: bhs-24thiaz-leu-zdap 
30 7329: ibhs-24thiaz-bala-betabdimo 
7330 : tolhs-25oxaz-gly-psdaptb 

7331 : phhs-me24thioph-ala-beta34meoph 

7 3 3 2: bim- 2 5 chiaz -phg- z:dap 
7 3 3 3 : Lbhs - l 4thiaz -gly-betao'yitt " ~ ' 
35 7334': bxnf-m~e2'5"tlriaz " 
733 5 : 2py-42oxaz-bala-betapy 
733 6 : bim-42oxaz-gly-betapy 

7337: bhs-25oxaz-gly-betapytb_ 

7338 : bhs-25oxaz-gly-betapyee 
733 9 : gua~42pym-gly-betabdimo 
40 7340: bhs-2 Spy-qlv-betameoh 
7 341: impy-2 6py-gly-psdap 
7342 : bhs-2 5oxaz-bala-betabediox 
7343 : tolhs-oxadiaz-bala-zdapee 
7 344 : bhs-nme3 5pyr-gly-betathiobe 
45 7345 : tolhs-25methiaz-gly-betaomebendi 
7346 : ibhs-24thioph-bala-betampy 
7347 : ibhs-24thiaz-bala-betapbiph 
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7348: ibhs-24thioph-bala-psdapch 
7349: phhs-24thiaz-bala-betaet 
7350 : bhs-25methiaz-bala-betaoxaz 
7351: bhs -me 2 4 1 hi oph- 1 eu-be t adcph 
7352: 2py-25thioph-bala-betadcph 
7353 : tolhs-ithiadiaz-gly-betathiobe 
7354 : bhs-25methiaz-bala-betathiome 
7355: bhs-oxadiaz-gly-betaoxope 
7356 : bhs-24thiaz-bala-betabnaphth 
7357: phhs-nme3 5pyr-bala-betahph 
7358: ibhs-25thiaz-gly-zdaptb 
7359: bhs-oxadiaz-ala-betahph 
7360: ibhs-42nmeim-gly-betameph 
7361: ibhs-24thioph-bala-betaol 
7362 : tolhs-24thioph-bala-betah3 5dc 
15 7363: ibhs-24thiaz-gly-betadcphtb 
7364: bhs-2 5thiaz-gly-betabenfu 
7365 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaoxope 

' ) i 5 : '- DC 3 - - i. 2 - - i.-rip^. 

7367 : bhs-24thiaz-ala-betacthioph 
20 7368: ibhs-24thioph-gly-betapbiph 
7369: bhs-oxadiaz-nmgly-betathio3 
7370: bim-me25thiaz-ala-betaph 
7 371: ibhs-oxadiaz -gly-betahph 
7372: gua-42pym-gly-betampy 
7 373 : tolhs— 2-5oxaz-g-l-y-bet-afu2 



25 7374: phhs-nme3 5pyr-bala-betaoxope '~ 
737 5 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betaimid 
7376: bhs-2 5oxaz-gly-psdapee 
7377: bhs-25thiaz-nmgly-betacph 
7378 : tolhs-24thioph-bala-aspbzla 
30 7379: ibhs-25methiaz-gly-psdapee 
7380: tolhs-25thiaz-gly-betafph 
7381 : phhs-ithiadiaz-gly-betaphethio 
7 3 32 ; Lbhs-lthiadiaz-bala-bstafu3 
7 333: Lbhs-2 5oxaz -baia-becadcphaa 
35 73 84: phhs-2 5met-hiaz-gly-bet-a-anaphth 
73 85: phhs-ithiadiaz-gly-zdapee 
7386: bim-ithiadiaz-gly-aspibua 
7387: phhs-2 5oxaz-bala-betaheph 
7388 : tolhs-25methiaz-gly-zdaptb 
7389: bhs-oxadiaz-ala-betainyl 
40 ^390: tolhs-24thioph-gly-ibsdap 
73 91: 2py-nmei 5pyr-gly-zdap 
7392: bim-24thiaz-bala-betahc 
73 93 : 2py-me25thioph-bala-zdap 
7394: imhs-2 5oxaz-bala-psdap 
45 7395: bhs-24thioph-bala-betahni 
7396 : tolhs-24thioph-gly-betaet 
7397: ibhs-25thiaz-gly-betahdbph 
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7398 
7399 
7400 
7401 
5 7402 
7403 
7404 
7405 
7406 
7407 

10 7408 
7409 
7410 
7411 
7412 

15 7413 
7414 

7417 

20 7418 
7419 

7420 

7421 

7422 

7423 

25 7424 
7425 
7426 
7427 
7428 

30 7429 
7430 

- 7431 
7 43 2 
T 4 3 3 

35 74 ~ 34 
7435 

7436 

7437 

7438 

7439 

40 ^440 
7441 
7442 
7443 
7444 

45 7445 
7446 
7447 



176 

phhs-nme3 5pyr-gly-psdapee 
phhs -oxadi a z -gly-be t ahbcph 
hyd- 2 4 1 hi oph-ba 1 a -be t ameph 
phhs-25thiaz-bala-busu2be 
tolhs-24thioph-gly-betahph 
2py-24thioph-bala-betaheph 
tolhs-nme3 5pyr-bala-betal3bendi 
bhs-ithiadiaz-gly-betahb 
bhs-oxadiaz-bala-betaibph 
ibhs-2 5methiaz-gly-betafphe 
phhs - 2 4 thi a z - gly-be t ahph 
2py-2 4 thioph-leu-psdap 
phhs-nme3 5pyr-bala-betadcphtb 
ibhs-2 4 thiaz -gly-be tadcphch 
2py-24thiophme-ala-betapy 
bhs-24thioph-bala-psdaptb 
ibhs-2 5methiaz-bala-betabenfu 
2py-ithiadiaz-leu-betapy 

gua-4 2pym-gly-be tahmph 

phhs-25methiaz-gly-betabpy 

tolhs-24thioph-gly-betaamibe 

bhs - 2 5 oxa z - ba 1 a -p s dap e e 

2prahs-25methiaz-bala-betamethioph 

dime thpym-2 4 thia z -gly-be tahdcph 

b hs -2 4 thlaz-bala-betah3 5dc— — 

tolhs-24thioph-bala-betabenf u 

bim-24thioph-ala-betadcph 

phhs -2 5methiaz-bala-betamesu 

bhs-nme35pyr-bala-betathiobe 

phhs - i t hi adi a z -gly- z dap 

phhs-ithiadiaz-bala-bet ameph 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betambiph 

bhs-3 5 f ur-leu-betapy 

phhs -25 chia z -gly-be caanaphth 

bhs -me 2 4 c hi a z -g 1 y* -be cap a 

bhs-25methiaz-bala-betameph 

ibhs-nme3 5pyr-bala-psdaptb 

phhs-me24thioph-bala-beta34meoph 

bhs - 2 5 1 hi a z -gly-be t aomebendi 

bhs-25thiaz-gly-betadbph 

bhs-25methiaz-gly-be tame thi 

4oxaz -gly-be taet 
phhs-24thioph-gly-suabu 
bhs-42nmeim-bala-beta3 5dbph 
ibhs-2 5 thiaz -gly-be tahmo 
bhs-24thiaz-gly-zdapee 
ibhs-2 4 thiaz -ba la-be tahdbph 
ibhs-2 4 thioph-gly-betahb 
bim-2 5oxaz-gly-betadtrif 
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7448: 
7449: 
7450: 
7451: 
7452: 
7453: 
7454: 
7455: 
7456: 
7457: 
7458: 
7459: 
7460: 
7461: 
7462: 
15 7463: 
7464: 
7 \ 5 S - 
14,66: 
7467: 
20 7468: 
7469: 
7470: 
7471: 
7472_: 
-7473 : 
7474: 
7475: 
7476 : 
7477: 
7478 : 
30 7479: 
7480: 
7481: 
7432 : 

_ ;48 A : 
35 7484: 

7485; 

7486 : 

7487: 

7488: 

7489: 

40 7-190: 
7491: 
7492: 
7493: 
7494: 

45 7495 
7496 
7497 



25 



177 

bhs-24thioph-ala-betahph 

bhs - 2 5 oxa z - 1 eu-ps dap 

bhs-nme3 5pyr-bala-betainyl 

bhs-ithiadiaz-ala-beta3quin 

phhs - 2 4 thi a z -ba 1 a -be t ahdcph 

b im-me 2 5 1 h i a z - 1 eu -be t apy 

2py-25thiaz-gly-betainyl 

tolhs-25oxaz-gly-betal3bendi 

tolhs-24thiaz-bala-beta4bph 

tolhs-ithiadiaz-bala-betampy 

bhs-25oxaz-gly-betafphe 

tolhs-ithiadiaz-bala-betahmph 

ibhs-25thiaz-gly-betaphethioa 

ibhs-24thioph-bala-betacph 

bhs-25methiaz-bala-betaamibe 

phhs -me 2 5 thioph-leu-psdap 

2py-me2 5thiaz-leu-beta34meoph 

pn.hs -oxadiaz -odia-oecaoxdz 

phhs-nirie3 5pyr-gly-betaphet:hioa 

bhs-24thiaz-gly-betabpy 

tolhs-ithiadiaz-bala-betamethioph 

bim-24oxaz-leu-psdap 

bhs-thiadiaz-leu-psdap 

2py-oxadiaz-gly-aspaba 

2 py- 42 nmeTm^g ly-ps dap J 

impy-25methiaz-gly-betathiobe 

tolhs-25oxaz-bala-betampy 

ibhs-25oxaz-bala-aspbzla 

ibhs-25thiaz-bala-betaamibe 

phhs-24thioph-gly-betahmph 

ibhs-25thiaz-bala-betaet 

ibhs-2 5methiaz-bala-betaoxope 

bhs-nme3 5pyr-bala-betaibph 



-3 



2py- 2 5m echiaz-bdld-suabu ^ ^ _ 
tolhs-ithiadiaz-gly-betadcph 
2prnhs-42nmeim-gly-betaoxaz 
ibhs-25methiaz-bala-psdaptb 
bhs-2 5methiaz-bala-betaomebendi 
impy- 2 5 oxa z -g ly-be t a 2 3 me oph 
bhs-nme3 5pyr-gly~psdaptb 
bhs -UthLoph-gLy-betacph 
bhs-2 5oxaz-bala-aspibua 
tolhs-nme3 5pyr-bala-zdapee 
bhs-2 5methiaz-bala-betamesu 
2py-42oxaz-leu-betadcph 
ibhs-25thiaz-gly-betadmoph 
bhs-nme3 5pyr-bala-betaipro 
bim- 4 2 rime im-g ly-be t a iny 1 
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7498: phhs-nme35pyr-gly-betaph 
7499 : tolhs-25methiaz-bala-betafph 
7500 : tolhs-24thioph-bala-psdap 
7501 : bhs-25thioph-ala-betameph 
5 7502: tolhs-25oxaz-bala-betaoxaz 
7503 : phhs-25thiaz-bala-betahmofu 
7504 : bim-24thioph-gly-asppha 
7505 : phhs-25oxaz-bala-betatbuph 
7506: bhs-oxadiaz-ala-betamesu 
7507 : ibhs-24thioph-gly-betabthioph 

10 7508: 2pmhs-24thiaz-bala-betahph 
7509 : phhs-25oxaz-gly-betabthioph 
7 510 : phhs-24thioph-bala-betaoxope 
7511 : bhs-ithiadiaz-bala-ibsdap 
7512 : ibhs-25thiaz-gly-zdapee 

15 7513: bhs-25oxaz-bala-betafbph 

7514 : tolhs-25oxaz-gly-betabthioph 
7 5 15 : bhs-me2 5th ioph-ba la-be ta3 4meoph 
/ ) i. 5 ; L.npy - ' 3.ne jl z ^.yoaiiip: 
7517: phhs-25thiaz-gly-betadcphtb 

20 7518: bhs-24thiaz-bala-betaipr 

7519 : tolhs-24thioph-gly-psdapch 

7520 : bhs-me24oxaz-gly-betapy 

7521 : phhs-nme3 5pyr-bala-betathio3 

7522 : bhs-nme3 5pyr-gly-betabenf u 

7523: phhs - 25me t hrarz^bala^be tadi t o 
2 5 — _ — 

7524 : ibhs-nme35pyr-bala-betadcpiitb 

7525: tolhs-24thioph-gly-aspaba 

7526 : 2py-35thioph-bala-psdap 

7527 : bim-me25thiaz-bala-psdap 

7528: gua-25thioph-gly-beta3quin 

30 7529: gua-42pym-gly-betathiome 

7530 : phhs-25methiaz-gly-beta23meoph 

7.531 : phhs-2 5thiaz-gly-betadbph 

7532 : colh3-2 4"hiaz -gly-ibsdap 
7 5 3.3 : b im - 2 5 oxa 2 - a 1 a -b a c adcph 

35 7534: 2py zr 2 5 fcKiaz-bal aT-psdap 

753 5 : phhs-ithiadiaz-bala-betahbcph 
7536 : ibhs-ithiadiaz-gly-betahmo 

7537: bhs-25oxaz-gly-betadito 

7538 : 2pmhs-25oxaz-gly-betacthioph 
7539 : bhs-me25thiaz-ala-beta34meoph 

40 

7 S40 : ibhs-3 5thiaz-gly-betahmph 
7541 : bhs-nme3 5pyr-bala-betahc 
7542 : tolhs-24thioph-bala-busu2be 
7543 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betahph 
7544 : bim-24thioph-gly-betaanaphth 
45 7545: phhs-oxadiaz-bala-csdap 
7546 : phhs-25thiaz-gly-psdaptb 
7547 : bim-24oxaz-leu-betadcph 
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7548: phhs-24thiaz-bala-betahc 
7549: phhs-25methiaz-bala-aspaba 
7550: tolhs-2 5oxaz-gly-betacph 
7551: bhs-24thiaz-gly-betahni 
5 7552: ibhs-25oxaz-gly-busu2be 
7553: bhs-24thiaz-bala-betahmofu 
7554: phhs-25oxaz-bala-betaipro 
7555 : impy-24thiaz-gly-betacbph 
755 6 : ibhs-2 5methiaz-bala-betafph 
7557 : tolhs-24thiaz-gly-betathiobe 
10 7558: ibhs-ithiadiaz-bala-beta4bph 
7559: bhs-24thiaz-bala-betambiph 
7560 : gua-24thiaz-gly-betathiobe 
7561 : bgua-24thiaz-gly-betapy 
7562 : tolhs-ithiadiaz-bala-betathioph 
15 7563: bhs-42pym-gly-betacph 

7564 : phhs-ithiadiaz-bala-betadito 

: bhs-nme3 5pvr-bala-aspaba 
/ 5 S 5 : oas - i 4 :niopn - Jdii oecup: 
7567 : ibhs-24thioph-bala-betaanaphth 
20 7568: dhpyrr-26py-gly-betapy 

7569 : tolhs-25methiaz-bala-betaomebendi 
757 0: bhs-ithiadiaz-bala-betahph 
7571 : bhs-nme3 5pyr-gly-beta4bph 
757 2 : bim-oxadiaz-gly-aspbzla 
7573 : phhs-25thia~z-bala-betabnaphth 
7574: phhs-24thioph-gly-betaipro 
7575: phhs-25thiaz-gly-beta4bph 
7576 : ibhs-25thiaz-bala-betathio3 
7577 : ibhs-25thiaz-bala-betabpy 
7578 : phhs-oxadiaz-bala-beta34dcph 
30 7579: bhs-25oxaz-bala-betaomebendi 
7580 : tolhs-24thiaz-gly-betamethioph 
7581 : 2py-42nmeim-bala-betapbiph 
7 5 3 2: i_ b h s - o x a d i a z - g 1 y - b e c a 3 5 db p h 
/ 5 33 : bhs-nme3 5pyr -bala-beca2 3maoph 
35 7584: tolhs-nme35pyr-gly-betfabthioph 
7585 : tolhs-oxadiaz-gly-betabmph 
7586 : bhs-25thiaz-ala-betadcph 
7587 : 2py-42pym-ala-betameph 
7588 : bhs-24thiaz-bala-betameph 
7589 : ibhs-25thiaz-gly-betaibph 
40 "7590 : tolhs-ithiadiaz-gly-betambiph 
7591 : bhs-triaz-leu-betadcph 
7592 : tolhs-2 5oxaz-gly-betaphethio 
7593 : tolhs-24thioph-bala-betahdcph 
7594 : tolhs-2 5oxaz-gly-betaf luo 
45 7595: bhs-me2 5oxaz-ala-beta34meoph 
7596 : bhs-24thioph-bala-zdap 
7597 : ibhs-oxadiaz-gly-betaipr 
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7598 : tolhs-25methiaz-bala-betahdbph 
7599: bhs-me25thioph-leu-zdap 
7600: tolhs-24thiaz-gly-betadmoph 
7601: phhs-25thiaz-gly-betaf trif 
5 7602: tolhs-25methiaz-gly-betahmof u 
7603 : bhs-oxadiaz-bala-betaphethioa 
7604: phhs-25thiaz~bala-betadmph 
7605: phhs-24thiaz-gly-betapych 
7606 : bhs-me24thiaz-gly-beta34meoph 
7607: bhs-24thioph~gly-betahni 

10 7608: bhs-25thiaz-gly-betadcphch 
7609 : tolhs-oxadiaz-bala-betamethi 
7610 : ibhs-25methiaz-gly-betameph 
7 611: phhs-2 5oxaz-gly-beta4bph 
7612 : tolhs-24thiaz-gly-aspibua 

15 7613: 2py-24thiaz-gly-betatbuph 
7614: phhs-oxadiaz-gly-betah35dc 
7615: phhs-ithiadiaz-gly-betapy 
: 5 L i : 'joj - : > j.-cj. z od i -be z ijc.i: ->p-: 
7 617 : tolhs-oxadiaz-gly-betathiobe 

20 7618: bhs-25 thiaz-gly-betahdbph 
7619 : ibhs-2 5oxaz-gly-betahc 
7620: 2py-35thioph-bala-betadcph 
7 621: b im-me 2 4 thi a z - 1 eu -be t a 3 4me oph 
7622 : tolhs-24thiaz-bala-betafphe 
^J7 62 3: 2py-26py-phg— zda p ' 1 

25 7624: bhs-24thioph-giy-beta34me-oph-" 
7625 : tolhs-oxadiaz-bala-betamethioph 
7626: phhs-nme3 5pyr-bala-betamethi 
7627: bhs-ithiadiaz-ala-betahph 
7628: phhs-2 5oxaz-gly-betafu2 

30 7629: bhs-nme3 5pyr-bala-zdapch 
7630: bhs-24thioph-gly-aspaba 
7631 : tolhs-25thiaz-gly-betadmoph 
753 2: colhs-2 4t:hioph-bala-betat:o3 
7 5 3 3: bhs- 2 Soxaz-bala-betadiuo " 

35 7 634: bhs-5'3pyrazO=r teXf^psxiap 

7635 : ibhs-oxadiaz-gly-betaipro 
7 63 6: 2py-nme3 5pyr-gly-asppha 
7 637: thpy -25thiaz-gly- betadcph 
7638 : gua-25thiaz-gly-betaf trif 
7639: bim-nme3 5pyr-bala--zdap 

40 ^540: phhs-2 5t;hiaz-gly-betapym 
7641: bim-42nmeim-ala-psdap 
7642 : bhs-24thioph-bala-beta3 5dbph 
7643 : tolhs-25oxaz-bala-betafph 
7644 : tolhs-25methiaz-gly-betaimid 

45 7645: phhs-me25oxaz-bala-beta34meoph 
7646: bim-me25thioph-leu-betapy 
7647: phhs-24thiaz-gly-betaheph 
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7648 : ibhs-25oxaz-bala-csdap 

7649 : tolhs-me24oxaz-leu-zdap 

7650: bhs-oxadiaz-bala-betah35dc 

7651: bhs-24thioph-nmgly~beta3quin 

5 7652: tolhs-25oxaz-bala-psdaptb 

7653 : bhs-nme35pyr-gly-betaibph 

7654: bhs-oxadiaz-bala-betaf luo 

7655 : dimethpym-25oxaz-bala-betapy 

7656: tolhs-nme3 5pyr-bala-betafu2 

7657: phhs-nrae35pyr-bala-betatbuph 

7658: bhs-25oxaz-bala-psdap 

7659: bim-oxadiaz-gly-aspaba 

7660 : tolhs-ithiadiaz-gly-betabdimo 

7661 : bhs-24thioph-bala-betafphe 

7662 : tolhs-2 5oxaz-gly-busu2be 

15 7663: bim-35pyrazo-ala-zdap 

7664 : impy-24thiaz-bala-busu2be 

7665 : gua-24thiaz-qly-betatrif 

: 5 5 5 ; phhd 5 jxj. l ■-,'-/ -o^z xz,zp.~ 

7667 : phhs-me24thioph-leu-zdap 

20 7668: phhs-24thioph-gly-betadcph 

7669 : tolhs-ithiadiaz-bala-betatos 

7670: bhs-ithiadiaz-gly-betafphe 

7671 : phhs-ithiadiaz-bala-betadcphtb 

7672 : bhs-24thioph-bala-betahbcph 

7673: bhs-ithiadiaz-gly-zdapch — 

7674: bim- 4 2 nme im- a 1 a - zdap 

7675 : tolhs-25methiaz-gly-betadcphtb 

7676 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betafu3 

7677: bhs-24thiaz-phg-betapy 

7678 : ibhs-ithiadiaz-gly-suabu 

30 7679: dhpyrr-25oxaz-bala-betadcph 

7680 : ibhs-oxadiaz-gly-betapbiph 

7681: ibhs-25_qxaz-bala-betathiome 

7532 : hc3-24oxaz--gly-betapy 

"7 5 33 : coins -2 5oxaz -gly-psdapch 

35 7684: phhs-25methiaz-gly-betal3bendi 

7685 : bim-25thiaz-bala-zdap 

7 686 : gua-42pym-gly-betahdcph 

7687 : phhs-25oxaz-gly-betaanaphth 

7688 : phhs-ithiadiaz-gly-betathio3 

7689 : bhs-nme3 5pyr-gly-beta34meoph 

40 7690: bhs-25thiaz-gly-betafu3 

7691 : bim-24thiaz-ala-becapy 

7692 : tolhs-ithiadiaz-gly-betabpy 

7693: ibhs-25thiaz-bala-beta4bph 

7694 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betadmph 

45 7695: ibhs-24thioph-gly-betathio3 

7696: bhs-24thioph-gly-betainyl 

7 6 97 : ur-42nmeim-gly-psdap 
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7698 : phhs~25oxaz-bala-betacthioph 
7699 : bim-24thioph-bala-aspaba 
7700 : bim-me24oxaz-bala-betapy 
7701 : ibhs-nme35pyr-bala-betadmph 
5 7702: ibhs-24thiaz-bala-betadcph 
7703 : tolhs-25oxaz-gly-betabdimo 
7704 : bhs-nme35pyr-gly-beta23meoph 
7705: bhs-nme35pyr-bala-betafu3 
7706 : cima-42pym-gly-betainyl 
7707 : tolhs-oxadiaz-bala-betadcphtb 

10 7708: 2py-me24thioph-ala-zdap 
7709 : phhs-25oxaz-bala-betaet 
7710 : ibhs-oxadiaz-gly-betambiph 
7711 : bhs-ithiadiaz-bala-betaet 
7712 : gua-24oxaz-gly-betadcph 

15 7713: tolhs-25methiaz-gly-betaph 
7714 : bhs-25thiaz-gly-betacph 
7715 : impy-2 5oxaz-bala-betaoxaz 

7717 : phhs-ithiadiaz-bala-beta34meoph 

20 7718: 2py-35 thioph-gly-psdap 

7719 : tolhs-nme35pyr-bala-betadcphtb 

7720 : dhim-52thiaz-gly-betainyl 

7721 : bhs-25methiaz-nmgly-betathioph 

7722 : tolhs-24thioph-gly-betaimid 

7723: bhs - 2 5 me t~hia-z=ba-l a=betah-eph 

2-5 - - . . 

- 7724 : phhs-nme3 5pyr-bala-betahdbph 

7725: phhs-25thiaz-gly-psdap 

7726 : bhs-ithiadiaz-gly-betadcph 

7727 : tolhs-nme35pyr-bala-betabpy 

7728 : ibhs-25thiaz-bala-psdaptb 

30 7729: 2py-25thiaz-gly-aspbzla 

7730 : phhs-25oxaz-gly-betabph 

7731 : phhs-25oxaz-gly-betamesu 

77 3 2 : bhs-oxadiaz - al a-bac abnaphth 

''7 3 3: bhs -rune j 5 pyr -ba I a -be c a f boh 

35 7734: tolhs-24thioph-bala-betad-ito 

7735 : ibhs-25thiaz-bala-psdap 

7736 : tolhs-25thiaz-bala-betabdimo 

7737: bhs - 2 5thiaz-gly -zdapch 

7738 : phhs-me25thiaz-bala-betapy 

7739: phhs-24thiaz-gly-betapbiph 

40 ^740 : tolhs-oxadiaz-bala-betaphethio 

7741 : hs-2 6py-gly-becapy 

7742 : bhs-24thioph-gly-aspibua 

7743 : phhs-nme35pyr-bala-betabdimo 

7744 : gua~24thiaz-gly-betathio3 

45 7745: bhs-2 5methiaz-gly-bet:abpy 

7746 : dhim-42pym-gly-psdap 

7747 : ibhs-25thiaz-gly-asppha 



j^j^^ •••••• 

• m m • • •••• 



BASF Aktiengesellschaft 991091 




10 



183 

7748 : tolhs-nme35pyr-gly-betathiobe 

7749 : 2py-me24oxaz-leu-psdap 

7750 : phhs-25thiaz-bala-zdaptb 

7751: 2py-42pym-ala-be tapy 

7752 : phhs-25methiaz-bala-betahdcph 

7753: phhs-25oxaz-gly-psdapee 

7754 : ibhs-24thiaz-gly-betambiph 

7755: phhs-oxadiaz-gly-zdap 

7756: bhs-35thioph-leu-psdap 

7757 : tolhs-ithiadiaz-gly-betathioph 

7758 : bim-25fur-leu-zdap 

7759: gua-24thiaz-gly-betadmph 

7760 : phhs-ithiadiaz-gly-betatrif 

7761 : gua-42pym-gly-betapy 

7762 : phhs-25oxaz-bala-betaol 

15 7763: bim-oxadiaz-gly-zdap 

7764 : ibhs-oxadiaz-gly-betainyl 

7765 : bhs-25methiaz-bala-betadbph 
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phhs-oxadiaz-bala-be tadeph 
b im- 2 4 oxa z - 1 eu - z dap 
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bhs - 2 5 me t hi a z-nmgly-betac thioph 

2pmhs-25thiaz-gly-betaph 

bhs-25oxaz-gly-betadcphch 

bim-2 5oxaz-bala-betabmph 

bhs-nme3 5pyr-giy-betaf phe 

bhs-ithiadiaz-bala-betatos 

phhs-24thiaz-gly-betamethi 

thpym-24oxaz-gly-zdap 

tolhs-me2 5thiaz-bala-beta34meoph 

tolhs-nme3 5pyr-bala-betaimid 

bhs-nme3 5pyr-ala-betainyl 
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8148: bhs-25oxaz-gly-betatbuph 

8149 : 2py-42pym-ala-betadcph 

8150: tolhs-24thioph-gly-betafph 

8151: bim-me 2 5 oxa z -ba 1 a -be t apy 

8152 : bim-25methiaz-bala-aspbzla 
8153 : , 2py-me25thiaz-ala-zdap 

8154: tolhs-25thiaz-gly-psdaptb 

8155: 2py-52thiaz-ala-betadcph 

8156: bhs-25oxaz-bala-betah3 5dc 

8157 : gua-24oxaz-gly-betaipro 

8158 : tolhs-me25thioph-ala-psdap 

8159 : gua-24thiaz-gly-betamethi 

8160 : bhs-nme35pyr-leu-betadcph 

8161: bim-oxadiaz-gly-betapy 

8162 : bhs-35f ur-ala-psdap 

8163 : bhs-25methiaz-gly-betapy 

8164 : ibhs-24thiaz-bala-betal3bendi 

315 5: tolhs-?4thiaz-bala-beta3quin 

3 IS 5 : oris - i :.iiiaii^ OdLi oeci::i: 

8167 : bhs-ithiadiaz-gly-betahmph 

8168 : tolhs-ithiadiaz-gly-betaheph 

8169 : tolhs-24thioph-gly-betampy 

8170: tolhs-25oxaz-gly-betathiome 

8171 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betahdcph 

8172 : ibhs-oxadiaz-bala-betabediox 

8173: phtfs=2 5me t JnTiaz^ba la^be t ~adhb f u 

8174 : bhs-25methiaz-gly-betabnaphth 

8175 : bhs-ithiadiaz-bala-betacph 

8176 : bhs-24thioph-bala-betadmph 

8177 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betafu3 

8178: phhs-25methiaz-gly-betahni 

8179 : ibhs-25methiaz-bala-betaphethioa 

8180 : tolhs-nme35pyr-bala-betamethioph 

-8181 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaphethio 

313 2 : colas -^Smechiaz -gly-beuaipro 

313 3: ibhs -2 4 thiaz -gly-becaanaphth 

8184: bhs-nme3~5pyr-bala-b^tabedriox 

8185: 2pmhs-42nmeim-bala-betapym 

8186 : ibhs-2 5oxaz-gly-betaipro 

8187 : phhs-2 4thioph-gly--psdap- 

8188 : bhs-25oxaz-nmgly-betathio3 

8189 : bhs-24thioph-bala-betadtrif 

319 0: *i o llns - 1 1 h. 1 3.d i a z -ba 1 a —be *z aitis th. i 

8191 : tolhs-25methiaz-bala-betabenf u 

8192 : ibhs-24thioph-bala-betadmoph 

8193 : tolhs-25oxaz-gly-betahb 

8194 : tolhs-me24thiaz-gly-zdap 

8195 : phhs-oxadiaz-gly-betathioph 

8196 : bhs-25thiaz-gly-bet:afphe 

8197 : ibhs-24thioph-bala-betaipr 



m . m 4 
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8198: gua-25thioph-gly-betapyr 
8199: phhs-nme35pyr-gly-betameph 
8200 : ibhs-25oxaz-gly-zdap 
8201 : ibhs-25methiaz-gly-zdap 
5 8202: bhs-24thiaz-ala-betainyl 

8203 : bhs-nme35pyr-bala-betathiome 
8204: bhs-24thiaz-bala-betathiobe 
8205: tolhs-24thiaz-bala-betapym 
8206 : tolhs-25methiaz-gly-betathioph 
8207: tolhs-ithiadiaz-bala-betapym 
10 8208: tolhs-25oxaz-bala-betaimid 
8209 : tolhs-ithiadiaz-bala-betaipro 
8210 : bhs-25thiaz-bala-betal3bendi 
8211: 2pmhs-24thioph-gly-betabpy 
8212 : ibhs-ithiadiaz-bala-betadcph 
15 8213: bhs-24thiaz-gly-betabnaphth 
8214: bhs-25oxaz-bala-betahmo 
3215 : 2 py-me 2 4 oxa z - 1 eu-be t aph 
i I l S . zj - I 5.ne xl -4 ly - oe - 
8217: phhs-2 5oxaz-gly-betapyr 
20 8218: bhs-25oxaz-nmgly-betaf phe 
8219: bim-25thiaz-gly-betameph 
8220: bhs-oxadiaz-bala-aspbzla 
8221: bim-25oxaz-gly-betahb 
8222: phhs-me25thiaz-ala-zdap 
8223: tol-hs-me-2-4 oxaz— b a-la— beba py — 
8224: gua-24thiaz-gly-betahbcph 
8225: bim-24oxaz-ala-betainyl 
8226 : 2pmhs-25oxaz-gly-betathio3 
8227: bhs-2 5oxaz-bala-betadcphtb 
8228: 2py-me24oxaz-gly-betaph ... 
30 8229: bhs-24thiaz-nmgly-beta34dcph 
823 0 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betal3bendi 

8231: bhs-me24thiaz-gly-psdap 

323 2: ibhs-nme J 5pyr -bal a--bet:adtr i c 
323 3 : - o ihs -nma 3 5 pyr -ba 1 a -be c aoxope 
35 8234: 2 py- 2 5 f ur - 1 "eu-be t'apy" 

8235 : tolhs-nme35pyr-bala-betahc 
8236 : 2py-rne24thiaz-ala-psdap 

8 2.3 7 : bim-me 2 4 1 hi a z -.ala-be t.apy 

8238 : tolhs-25thiaz-gly-betabthioph 
8239: 2py-25thioph-bala-psdap 
40 3240: ibhs-2 5thiaz-qly-betahdcph 
8241 : bim-2 6py-gly-psdap 
8242: 2py-35fur-gly-betapy 
8243: phhs-25methiaz-bala-betabph 
8244: phhs-2 5thiaz-bala-betahbcph 
45 8245: ibhs-24thioph-gly-betadcphtb 
8246 : 2py-me25thiaz-leu-betaph 
8247: ibhs-25thiaz-gly-betaipr 
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8248 : ibhs~24tTrioph-gly-betacbph 

8249 : ibhs-25methiaz-bala-betaamibe 

82 50 : phhs-25methiaz-gly-betapyee 

8251 : bhs-24thioph-bala-betahdbph 

82 52 : bhs-24thiaz-gly-aspbzla 

8253 : phhs-25methiaz-bala-betadcphch 

8254: bhs-nme3 5pyr-gly-betabph - 

8255: bim-42nmeim-bala-betainbiph 

8256 : bhs-2 5thiaz-gly-betaet 

8257 : ibhs-nme35pyr-gly-betaamibe 

8258 : ibhs-oxadiaz-bala-betahmo 

8259 : tolhs-oxadiaz-bala-asppha 

8260 : ibhs-nme35pyr-bala-betacph 

8261 : phhs-ithiadiaz-bala-betabthioph 

82 62 : bhs-2 5thiaz-gly-betafph 

15 8263: hyd-25thioph-gly-zdap 

82 64 : phhs-24thiaz-bala-betahmph 

3265 : ibhs-njne3 5pvr-gly-betabnaphth 

1)255: zd las -xi^A 5 oxjl l - - J. - oe ;ipn 

82 67 : impy-24thioph-gly-betabediox 

20 8268 : tolhs-me25oxaz-leu-bet:adcph 

8269: tolhs-oxadiaz-gly-betadmoph 

8270: bhs-2 6py-gly-betaph 

8271 : bhs-24thioph-gly-asppha 

8272 : bhs-25oxaz-gly-betacph 

8273: bhs - 2 4 t h"i~a z-bala~bet:apb±ph — 

8274 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betaph 

8275 : phhs-25thiaz-bala-beta3quin 

8276 : dhim-42pym-gly-betameph 

8277 : 2py-25methiaz-bala-beta34dcph 

8278 : tolhs-25methiaz-gly-betaphethioa 

30 8279: bhs-24thioph-bala-betathio3 

82 80 : bim-24thioph-bala-betampy 

82 81: phhs-24thiaz-gly-betabph 

8232: bim- I 4thiaz -bala-betaimid 

3233 : coins -me2 Schiaz -bala-becaph 

35 8284: phhs - 2 4 thi bph^gly- zdapee" 

8285: phhs - 2 4 t hi oph-ba 1 a -be t adcph 

8286 : tolhs-ithiadiaz-gly-betampy 

82 87: bhs -2 5me.thiaz-gl„y=icsdap 

8288 : bhs-42nmeim-ala-psdap 

82 89 : phhs-oxadiaz-gly-betabmph 

3290 : tolhs-oxadiaz-q-ly-betaheph 

82 91 : bhs-oxadiaz-ala-betapy 

82 92 : ibhs-oxadiaz-bala-betahni 

82 93 : ibhs-24thioph-bala-betaph 

82 94 : phhs-25oxaz-bala-psdap 

45 8295: tolhs-me25thioph-leu-betadcph 

8296 : phhs-25thiaz-bala-betahni 

8297 : phhs-nme3 5pyr-bala-beta34meoph 
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8298: phhs-nme35pyr-bala-betafphe 
8299 : 2py-25thiaz-bala-betaoxope 
8300 : tolhs-ithiadiaz-bala-psdapee 
83 01 : tolhs-25methiaz-gly-betapbiph 
5 8302 : ibhs-ithiadiaz-bala-betabmph 
8303: bim-24thiaz-gly-aspbzla 
8304 : phhs-oxadiaz-bala-betabthioph 
8305: bhs-25fur-leu-psdap 
8306: bhs-nme35pyr-gly-betadcphch 
8307 : 2py-oxadiaz-leu-zdap 

10 8308: tolhs-24thioph-bala-betadmph 
8309 : 2pmhs-25methiaz-phe-zdap 
8310 : phhs-25methiaz-bala-betapyee 
8311 : bhs-2 5methiaz-ala-betameph 
8312: phhs-me24oxaz-leu-psdap 

15 8313: 2pmhs-42nmeim-bala-betampy 
8314: bhs-i thiadiaz-gly-betaoxaz 
3 315: tolhs-me2 5 thiaz -leu-bet adcph 
j ] l 5 ; z j jp^ od, ■ oeii.'^o :u 

8317 : bim-24thiaz-gly-betapbiph 

20 8318 : tolhs-me24 thiaz-ala-beta34meoph 
8319 :. bhs-24thioph-nmgly-betafphe 
8320 : ibhs-24thioph-bala-aspaba_^_ 
8321 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betadmph 
8322 : tolhs-25thiaz-gly-betaimid 
8323: bh s -24thiaz-a la-be t a 3 4me oph 

25 8324: tolhs-25thiaz-bala-betafu3 
8325 : phhs-2 5methiaz-gly-betapy 
8326 : tolhs-25methiaz-gly-betadcphee 
8327 : tolhs-25methiaz-gly-betafu2 
.8328: phhs-24thiaz-bala-betahni 

3.0 8329: bhs-25oxaz-gly-beta34dcph 
8330 : ibhs-25methiaz-bala-betacph 

8331: phhs-24thioph-gly-aspaba . 

33 32: bhs- 5 3pyra zo-iia- zdap 

3 3 3 3 i-^blis- i >- Si a&i a'z^STal a z9 sda d £b - 

35 8334: ibhs-oxadiaz-bala-psdapee 
833 5 : bhs-nme35pyr-gly-ibsdap 
8336 : bhs-52thiaz-ala-betameph 
8337 : bhs-nme35pyr-nmgly-betadito 
8338 : phhs-24thioph-bala-betadhbfu 
8339 : phhs-25oxaz~bala-betaanaphth 

40 33 40 : bhs-nnie3 5pyr-gly-betacthioph 
8341: bhs-25methiaz-gly-betadmoph 
8342 : tolhs-24thioph-gly-betabph 
8343: phhs-24thiaz-gly-zdap 
8344: bhs-25oxaz-gly-betadbph 

45 8345 : tolhs-ithiadiaz-bala-betameph 
8346 : phhs-25oxaz-gly-betapy 
8347 : bhs-25methiaz-bala-betadhbfu 
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8348: bim-25oxaz-leu-zdap 

8349: bhs-ithiadiaz-gly-csdap 

8350 : tolhs-24thiaz-gly-zdaptb 

8351: ibhs-nme3 5pyr-bala-betaph 

8352 : ibhs-25thiaz-bala-betapyr 

8353 : ibhs-24thiaz-gly-betahmo 

8354: ur-25thiaz-gly-betadcph 

8355 : ibhs-2 5methiaz-bala-betabnaphth 

8356 : tolhs-24thiaz-gly-asppha 

8357 : bhs-24thiaz-nmgly-betaoxaz 

8358 : ibhs-25methiaz-gly-betacph 

8359 : bhs-2 5oxaz-ala-psdap 

8360 : bim-ithiadiaz-bala-asppha 

8361 : dhim-2 6py-gly-betambiph 

8362 : phhs-25oxaz-gly-beta34meoph 

15 8363: 2py-ithiadiaz-ala-zdap 

83 64 : 2pmhs-42nmeim-bala-betadhbfu 

3355 : phhs-rrme3 5pyr-gly-betabpy 

8367 : bhs-25methiaz-bala-betamechi 

20 8368 : tolhs-oxadiaz-bala-betaf luo 

8369 : phhs-25oxaz-gly-betapyee 

8370 : phhs-25thiaz-bala-betapyee 

8371 : ibhs-oxadiaz-gly-betacph 

8372 : bim-53pyrazo-bala-betapy 

8373 : phhs-2 5oxaz-bala-betabph~~~~ 

8374 : bhs-24thioph-bala-betaphethio 

8375 : 2py-me25oxaz-ala-betaph 

8376 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betatos 

8377 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betaoxope 

8378 : tolhs-25thiaz-bala-betabpy 

30 8379: gua-25 thiaz-gly-betabnaphth 

8380 : bhs-24thioph-nmgly-beta34meoph 

8381 : impy-42nmeiiri-ba la-be taph 

333 2 : Lbhs- I 4chioph-gly-bet apy 

33 33 : zolhs-2 5chiaz -gly-becacchioph 

35 8384: tolhs-25 thiaz-gly-betabnaphth 

8385: bhs-24thioph-gly-betafphe 

8386 : tolhs-oxadiaz-bala-betadcph 

8387 : bim-2 5thiaz~gly-betaanaphth 

8388 : 2py-ithiadiaz-bala-betadcph 

8389 : dhim-53pyrazo-gly-betameph 

3 3 9 0: \ bhs - ? 5 th i a z -g ly-be t a 3 4 dcph 

8391 : tolhs-25thiaz-bala-beta3quin 

8392: bhs-24thioph-bala-betadito 

83 93 : gua-24oxaz-gly-betabph 

8394 : 2py-triaz-ala-betadcph 

45 8395: bhs-25oxaz-bala-psdapch 

839 6 : bhs-nme3 5pyr-nmgly-betameph 

8397: phhs-2 5oxaz-bala-betah3 5dc 
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8398: impy-24thiaz-bala-betamesu 
8399 : 2pmhs-25oxaz-bala-betaheph 
8400 : bhs-25oxaz-bala-beta23meoph 
8401 : impy-25oxaz-bala-betahdcph 
5 8402: 2py-me25oxaz-gly-zdap 

8403: phhs-24thiaz-bala-betacph 
8404 : phhs-oxadiaz-bala-betacph 
8405 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betapych 
8406 : tolhs-25oxaz-bala-betamethioph 
8407 : bhs-ithiadiaz-gly-beta34dcph 

10 

8408 : tolhs-me25thioph-leu-zdap 

8409: ibhs-25thiaz-bala-betadinoph 

8410: phhs-25thiaz-bala-zdapee 

8411 : bhs-oxadiaz-gly-betatbuph 

8412 : bhs-42nmeim-bala-betatbuph 
15 8413: 2py-42nmeim-bala-betadmph 

8414 : phhs-25oxaz-bala-betaoxaz 

3415 : 2py-24oxaz-qly-betameph 

) i . 5 . - j L.u - x±l x z -ba - x -oa ~xd^sl 

8417 : 2py-42nmeim-phg-betadcph 
20 8418: ibhs-24 thiaz-gly-betahc 

8419: phhs-25thiaz-gly-betabediox 

8420 : tolhs-24thioph-bala-betatrif 

8421 : bhs-25fur-bala-psdap 

8422 : ibhs-25thiaz~bala-betaibph 

8423 : t Q-l-hs —nme-3-5-py^-~ba l a - pa d ap^h- 

2-5- — — 

8424: tolhs-24thioph-gly-betaph 

8425 : bhs-ithiadiaz-gly-betabnaphth 

8426 : bim-25methiaz-ala-zdap 

8427 : ibhs-ithiadiaz-gly-betaf luo 

8428: bhs-25thiaz-bala-betafu2 

30 8429: phhs-nme35pyr-gly-csdap 

843 0 : thpym-24oxaz-gly-betahdcph 

8431 : bim-2 5thioph-gly-betadcph 

3432: bhs- 2 5oxaz -bala-betadmoph 

3433 : bh3-^.-4th-i.oph-gly--03dap-tb 

35 "8434: *bim-me"24oxaz^a~l"a=psidap 

843 5 : gua-2 6py-gly-betadcph 

8436 : bhs-ithiadiaz-bala-betapytb 

84.37: phhs-25m ethia z-gly- betadito 

8438 : impy-24thiaz-bala-betah35dc 

8439 : ibhs-24thiaz-bala-betapyr 

40 3440: bhs-25thiaz-gly-betameph 

3441 : tolhs-25oxaz-gly-becaben£ u 

8442 : 2py-25thiaz-leu-betadcph 

8443 : bhs-24thiaz-gly-betacbph 

8444: bhs-25thiaz-bala-busu2be 

45 8445: bhs-oxadiaz-gly-betaimid 

8446 : ibhs-oxadiaz-gly-betaf trif 

3447 : bhs-ithiadiaz-bala-betah35dc 
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8448 : bhs-25meExTiaz-bala-betaf trif 
8449: phhs-24thiaz-gly-betahmph 
8450 : tolhs-me25thiaz-gly-betadcph 
8451: phhs-me24thiaz-bala-psdap 
8452 : 2py-me24thioph-ala-betadcph 
8453: bhs-24thioph-bala-betadmoph 
8454: ibhs-25thiaz-gly-betapym 
8455: phhs-24thiaz-gly-betaoxaz 
8456: 2py-2 5thiaz-bala-asppha 
8457 : bhs-me25thioph-leu-betadcph 
8458: phhs-24thiaz-gly-betabpy 
8459: bim-25oxaz-gly-betapy 
8460: phhs^-24thioph-gly-betapytb 
8461: ibhs-ithiadiaz-gly-betatrif 
8462: bhs-24thiaz-bala-csdap 
15 8463: phhs-ithiadiaz-bala-zdapee 
8464 : 2py-25fur-ala-psdap 
8465 : tolhs-me2 5oxaz-bala-betapy 



20 



25 



8467: 
8468: 
8469: 
8470: 
8471: 
8472: 
8473 : 
8474: 
8475: 

8476 : 

8477 : 
8478: 

30 8479: 
8480: 
8481: 

3432 : 

3433 : 
35 8484: 

8485: 
8486: 
8487: 
8488: 
8489: 
8490: 
3491: 
8492: 
8493: 
8494: 
45 8495: 
8496: 
8497; 



40 



2pitihs-24thioph-gly-becahb 
thpym- 2 4 1 hi a z -g ly-be t ahcbph 
ibhs - i thi adi a z -gly-be t ahcbph 
ibhs-oxadiaz-gly-betapyr 
ibhs-2 5oxaz-gly-betafph 
phhs-24thioph-gly-psdaptb 
bhs -2-5 oxaz-=gXy^be ta£u2- 



ibhs^ _ 5methi1al!^giy-bet^^ 
dhim-2 4 thiaz-gly-psdap 
bhs-ithiadiaz-bala-betafu2 
tolhs~25methiaz-bala-betameph 
phhs-2 5thiaz-bala-betafu2 
gua-24oxaz-gly-busu2be 
phhs-nme3 5pyr-bala-betahc 
phhs-2 4 thiaz-gly-betahc 
phhs - 1 5oxa z -gly- asppha 
phhs - run a 3 5pyr -gly-rba ca f -±Z 
ibhs-24thioph-bala-betabmph 
phhs-ithiadiaz-gly-betaol 
bhs - 2 5me t hi a z -nmgly -be t adhb f u 
tolhs-24thioph-gly-betaanaphth 
tolhs-24thiaz-bala-betameph 
phhs-2 5thiaz-bala-betamesu 
tolhs-2 5methiaz-gly-asppha 
ibhs-ithiadiaz-baia-becabpy 
bhs-25thiaz-gly-betahb 
phhs-2 5oxaz-bala-betambiph 
bim-3 5 f ur-ala-betadcph 
bhs-oxadiaz-bala-betacbph 
bhs-nme3 5pyr-bala-be tadcphtb 
bhs - 2 6 py- g 1 y-be t adcph 
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8498: ibhs-25thiaz-bala-betafu3 
8499: phhs-24thiaz-gly-suabu 
8500 : bim-24oxaz-ala-betadcph 
8501 : bhs-oxadiaz-nmgly-betafphe 
5 8502: bhs-24thioph-bala-betampy 
8503: bim-25methiaz-bala-zdap 
8504: tolhs-oxadiaz-gly-betaibph 
8505 : 2py-me24thiaz-gly-psdap 
8506 : thpym-42nmeim-bala-betapy 
8507 : bhs-25oxaz-bala-betahni 

10 

8508 : 2py-oxadiaz -leu-be tadcph 

8509: ibhs-oxadiaz-bala-zdapee 

8510 : gua-42nmeim-bala-psdap ~~ 

8511 : gua-2 5thioph-gly-beta3 5dbph 

8512 : bhs-25oxaz-gly-betaf ph 
15 8513: ibhs-nme35pyr-gly-betahni 

8514 : ibhs-ithiadiaz-bala-betafu2 

8515 : phhs-35oxaz-bala-betadmoph 

3 5 15: o i:a - z r l ± z -iiuoac ^py 

8517 : 2py-24oxaz-gly-betadcph 
20 8518: tolhs-25thiaz-gly-betapy 

8519 : tolhs-ithiadiaz-gly-csdap 

8520 : tolhs-25thiaz-bala-betathio3 

8521 : 2py-25oxaz-gly-betabediox 

8522 : ibhs-ithiadiaz-bala-betathio3 

8523: tolhs-±thiadiaz^ba±a^bet3.5igu±n- 

8524 : agua-25thiaz-gly-psdap 

8525 : ibhs-ithiadiaz-gly-betameph 

852 6 : phhs-me2 5oxaz-ala-zdap 
8527 : 2pmhs-24thiaz-bala-zdap 
8528 : bim-oxadiaz-bala-aspbzla 

30 8529: bhs-2 5thiaz-ala-betathioph 

8530 : bhs-nme3 5pyr-bala-beta4bph 

8531: phhs-me25thiaz-bala-beta34meoph 

3532: bhs-2 4thioph-gLy-betapych 

3533: gua-2 4oxaz~gly-betadi-tD- 
35 853*4: t olhs ~lne 25 thToplT^ly-be t aph 

853 5 : impy-2 5methiaz-gly-beta34meoph 
853 6 : phhs-ithiadiaz-gly-betacbph 

8537 : ibhs-nme3 5pyr-bala-be.taf.tr.i.f . 

8538 : 2py-25thioph-leu-psdap 
8539 : phhs-25oxaz-bala-betatos 

40 

3540 : dhim-?4thioph-gly-betapy 
8541 : tolhs-24thioph-bala-betabdimo 
8542 : bhs-42nmeim-bala-betathio3 
8543 : bhs-42nmeim-ala-zdap 
8544 : phhs-nme3 5pyr-bala-betabpy 
45 8545: ibhs-nme3 5pyr-gly-betacbph 

8546 : bhs-25methiaz-bala-betadcphtb 
8547 : tolhs-me24oxaz-gly-beta34meoph 
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8548 : tolhs-25oxaz-bala-betaftrif 
8549 : 3prahs-24thiaz-gly-betapy 
8550: bhs-24thioph-bala-betaamibe 
8551: bim-24thioph-bala-zdap 
8552 : ibhs-24thiaz-gly-beta3quin 
8553: tolhs-nme35pyr-gly-betaf luo 
8554 : gua-2 6py-gly-betatrif 
85 55 : phhs-me24thiaz-leu-betadcph 
8556 : 2pmhs-42nmeim-gly-betabdimo 
8557 : bim-52thiaz-gly-betapy 
8558: phhs-25thiaz-gly-csdap 
8559: phhs-25oxaz-gly-betahcbph 
8560: phhs-oxadiaz-bala-betambiph 
8561 : ibhs-25oxaz-bala-ibsdap 
85 62 : tolhs-24thioph-gly-betaipro 
15 8563 : bhs-24thiaz-bala-betaanaphth 
8564 : tolhs-25methiaz-gly-betatos 
35 65 : tolhs-ithiadiaz-bala-betatbuph 

8567 : 2pmhs-42nmeim-gly-bet:afbph 
20 8568: 2py-me24thioph-bala-zdap 
8569: phhs-nme35pyr-bala-suabu 
8570 :_ phhs-24thiaz-bala~betahcbph 
8571 : phhs-25thiaz-bala-betapych 
8572 : ibhs-24thioph-gly-psdapch 
8 5 73 : ibhs— -2 4 th-i-a-z— g-l-y-betraphetfeioa 
8574 : tolhs-25methiaz-bala-betadtrif 
8575 : ibhs-ithiadiaz-bala-zdap 
8576: bhs-24thioph-bala-betacph 
8577 : bhs-nme35pyr-gly-betathioph 
8578 : nmhs-25thioph-gly-betameph 
30 8579 : bhs-ithiadiaz-bala-betaheph 
8580 : ibhs-oxadiaz-gly-betamethioph 
8581: phhs-2j4thipph-glYrbe 
35 3 2 : bhs -oxadiaz -gly-psdapch 
3533: bim-2 5py-~^la r becamaph . : - - _ 

35 8584 : tolhs-25oxaz-gly-betaamibe 

8585 : phhs-24thioph~bala-betal3bendi 
8586 : phhs-25methiaz-bala-betadbph 

8587: 2pmhs-25oxaz-bala-b etahni 

8588 : ibhs-24thioph-gly-aspibua 
8589: dhim-2 5 thioph-gly-psdap 
3590: phhs-25oxaz-gly-betaipro 
8591 : bhs-25mechiaz-gly-becaJ4meoph 
85 92 : bhs-me25thioph-leu-betaph 
8593 : 2py-25oxaz-bala-betah35dc 
8594 : 2pmhs-24thioph-gly-betadtrif 
45 8595: phhs-nme3 5pyr-bala-psdapch 
8596 : tolhs-25methiaz-gly-betadito 
8597 : ibhs-25oxaz-gly-beta34meoph 
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8598: bhs-25oxaz-bala-betaoxope 

8599 : phhs-nme35pyr-gly-betadcphch 

8600 : bhs-24thioph-gly-betathioph 

8601 : phhs-25thiaz-gly-betaphethioa 

5 8602: phhs-25thiaz-gly-betambiph 

8603 : tolhs-ithiadiaz-gly-betafph 

8604: bhs-nme35pyr-bala-betaph 

8605 : ibhs-25oxaz-gly-betapytb 

8606 : bim-24thiaz-gly-aspaba 

8607: gua-2 6py-gly-busu2be 

10 

8608: bhs-25oxaz-ala-beta34meoph 

8609: phhs-nme3 5pyr-bala-betapyr 

8610: phhs-ithiadiaz-gly-beta3 5dbph 

8611 : tolhs-me24oxaz-leu-betadcph 

8612: bhs-24thiaz-gly-betahph 
!5 8613: phhs-25oxaz-gly-csdap 

8614 : tolhs-25thiaz-gly-betatos 

3615 : tolhs-25m9thiaz-gly-beta23meoph 
J 5 I 5 ; : j Lho - 1 kz.iLAz oi.i - ± jppa- 

8617 : ibhs-ithiadiaz-gly-psdaptb 
20 8618: bhs-me24thiaz-bala-betapy 

8619 : phhs-25methiaz-bala-betahc 

8620 : ibhs-24thioph-bala-betamesu 

8621 : bhs-25oxaz-gly-csdap 

8622 : ibhs-nme3 5pyr-gly-psdapee 

8623*: ibhs"-25met-h±a'Z'-gly^betafu3 

8624: 2py-me24thiaz-ala-be~tadcph 

8625 : bhs-25thiaz-bala-betabdimo 

8626 : phhs-nme3 5pyr-bala-betapych 

8627 : phhs-me24thiaz-ala-betapy 

8628 : bhs-25thiaz-gly-betaanaphth 
30 8629: phhs-ithiadiaz-gly-betadcph 

8630: bhs-25oxaz-gly-betapyr 
8631: phhs-nme3 5pyr-gly-betaphethio 

3 5 3 2: phhs - 1 5 oxa z g 1 y - be e ameph 

3533: Lbhs- 2 5oxaz -gly-betabenr u 
3 5~ 8'6 3TT phhs~2 4 1 hi a z'-ba l^SFBe t apyof ^ ~ 

8635 : tolhs-ithiadiaz-gly-betadbph 

8636 : ibhs-24thiaz-gly-betaoxaz 

8637: bhs-25thiaz-gly-betainpy 

8638: phhs-24thiaz-bala-betadtrif 

8639: bhs-24thioph-gly-busu2be 

40 

3640: tolhs-ithiadiaz-gly-beta3quin 
8641 : tolhs-ithiadiaz-bala-betapyee 
8642 : gua-2 5thiaz-bala-betadcph 
8643 : tolhs-oxadiaz-gly-betapytb 
8644 : ibhs-24thiaz-gly-betahbcph 
45 8645: ibhs-2 5methiaz-gly-betadbph 
8646 : 2py-24thioph-gly-aspaba 
8647 : ibhs-25thiaz-gly-betahni 
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8648 : ibhs-oxadiaz-bala-betacph 
8649: bhs-25thiaz-gly-betacbph 
8650 : 2py-42oxaz-leu-psdap 
8651: bhs-nme3 5pyr-gly-betahcbph 
5 8652: tolhs-25thiaz-bala-betambiph 
8653: phhs-oxadiaz-gly-betapych 
8654 : bhs-25methiaz-bala-betadcph 
8655 : tolhs-ithiadiaz-gly-betatos 
8656: bhs-me25oxaz-gly-betadcph 
8657: phhs-oxadiaz-gly-zdapch 
10 8658: tolhs-oxadiaz-bala-betafbph 
8659: bim-me25thioph-gly-psdap 
8660: 2py-24thioph-bala-suabu 
8661: 2pmhs-24thioph-phe-zdap 
8662: bim-24oxaz-leu-betapy 
15 8663: bhs-25oxaz-bala-betapbiph 
8664 : ibhs-25methiaz-gly-betafph 
355S * phh3-?Sthlaz-gly-betathioph 
655 5 : ;jias - > 4 znupn-gi/ oe:i -ouon 
8667: gua-2 6py-gly-betaibph 
20 8668: ibhs-24thiaz-bala-betabmph 
8669: phhs-ithiadiaz-gly-psdaptb 
8670 : phhs-nme3 5pyr-gly-beta2 3meoph 
8671: bhs-2 5thiaz-bala-betainpy 
8672: ibhs-25thiaz-bala-psdapee 
. _ 8 67 3" : 2 pShlFT5TEliiaz-M ._ 
2 * 8674: 2py-53pyrazo-bala-psdap '" 
8675 : bhs-oxadiaz-gly-betabnaphth 
8676: 2py-42oxaz-bala-psdap 
8677: bim-24thioph-phg-zdap 
8678: tolhs-25thiaz-gly-betahmo 
30 8679: bhs-24thiaz-nmgly-betadmoph 
8680: phhs-nme3 5pyr-gly-betaet 
3681 : phhs-24thioph-bala-betapyee 
8532 : phh3-!--hiadiaz-gly-beca34meo?h 
3533 : bhs- 4 2 py- al a - z dap - ' - - 
35 8 6 84': bhs :: 24oxaz-ala-psdap 

8685 : impy-42nmeim-gly-beta4bph 
8686: 2py-25thiaz-ala-betapy 

8687: bim-me24oxaz-gly-psdap 

8688: bhs-24thioph-gly-betabdimo 
8689: tolhs-nme3 5pyr-bala-ibsdap 
40 3 5 90 : 7ua-15thiaz-gly-betathiobe 
8691 : phhs-24thiaz-bala-beta35dbph 
8692: 3pmhs-25oxaz-gly-betadcph 
8693: phhs-24thioph-gly-betaheph 
8694: dhim-2 6py-leu-zdap 
45 8695: phhs-24thioph-gly-betathiome 
8696: bhs-35thioph-ala-zdap 
3697: bim-42oxaz-gly-betadcph 
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8698 
8699 
8700 
8701 
8702 
8703 
8704 
8705 
8706 
8707 
8708 
8709 
8710 
8711 
8712 
8713 
8714 
3715 

din 

8718 
8719 
8720 
8721 
8722 
_872-3- 
8724 
8725 
8726 
8727 
8728 
8729 
8730 
8731 
37 3 2 
373 3 
873-4 
8735 
8736 
8737 
8738 
8739 
3740 
3741 
8742 
8743 
8744 
8745 
8746 
8747 
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phhs-25methiaz-gly-betafph 

bhs-ithiadiaz-bala-betaphethio 

phhs-nme3 5pyr-bala-betamethioph 

phhs-25thiaz-gly-betabph 

ibhs-24thioph-gly-betaf luo 

bhs-25methiaz-bala-zdapee 

phhs-ithiadiaz-gly-betahmofu 

bhs-24thioph-gly-betathio3 

bhs -25thioph-bala-z dap 

phhs-24thioph-bala-betapytb 

phhs-24thiaz-bala-betatos 

phhs-nme3 5pyr-bala-betahb 

bhs-24thiaz-gly-betaomebendi 

phhs-nme3 5pyr-bala-betal3bendi 

tolhs-25methiaz-bala-betafu3 

bhs-thiadiaz-bala-betadcph 

phhs-25thiaz-bala-betathiobe 

tolhs-me2 5thiaz-bala-betapy 



■ — •- -> ~i 



tolhs-oxadiaz-bala-betah3 5dc 

bim-24thioph-bala-betacph 

bim-me25oxaz-gly-zdap 

tolhs-me25thiaz-ala-beta34meoph 

ibhs-24thiaz-gly-zdapch 

bhs-ithiadiaz-gly-betahdbph 

bhs -2 4 thioph-giy-beta-aitii-be— 

bhs-25oxaz-gly-betabdimo 
2 py-me 2 5 oxa z -gly-psdap 
gua-25thiaz-gly-betabediox 
phhs-24thioph-bala-suabu 
bhs-24thioph-ala-betadmoph - 
2py-nme3 5pyr-leu-zdap 
tolhs-ithiadiaz-bala-busu2be 
tolhs-nme3.5pyr-gly-betahph 
2py- 2 5oxaz -gly-psdap 
ibhs-2 Smethiaz-gly-becaf luo 

bhs - 2 5 1 hi*a z -b~al a"-be*tra*bfe'd±ox 

impy-25thiaz-gly-betabthioph 

bhs-24thiaz-ala-betahph 

t o 1 hs -me 2 5 1 h i oph-ba 1 a -be t a 3 4me oph 

gua-2 6py-gly-betathioph 

ibhs-2 4 thioph-bala-betabnaphth 

tolhs-24thiaz-gly-betahmo 

tolhs-ithiadiaz-gly-beta2 3meoph 

phhs-25methiaz-bala-betafu3 

phhs-24thioph-bala-betaomebendi 

bim-24thiaz-bala-betaipro 

tolhs-me24oxaz-ala-betapy 

2pmhs-25thiaz-gly-betafph 

ibhs-oxadiaz-bala-betabenfu 
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8748: bim-25methiaz-gly-betadbph 
8749 : phhs-25methiaz-bala-betabediox 
8750 : tolhs-ithiadiaz-gly-betahdcph 
8751: bhs-25thiaz-leu-betadcph 
5 8752: phhs-oxadiaz-bala-zdaptb 

8753 : phhs-ithiadiaz-bala-betadtrif 
8754 : bhs-42oxaz-leu-psdap 
8755 : phhs-oxadiaz-gly-betaanaphth 
8756 : ibhs-25thiaz-gly-betathio3 
8757: bhs-24thiaz-bala-psdapee 

10 8758: bhs-25oxaz-bala-betaimid 

8759 : phhs-25thiaz-bala-betadcphtb 
8760 : 2py-triaz-bala-psdap 
8761 : tolhs-25methiaz-gly-betahcbph 
8762 : bhs-ithiadiaz-bala-betameph 

15 8763: bim-24thioph-ala-betapy 

87 64 : bhs-25oxaz-gly-betaphethioa 
3^55 : bim-?4thi az -crly-bet ahinoh 
d / 55 : pans - i.5:Tie:a^d£ -g l/ - oecadcpnc:;! 
8767 : ibhs-24thioph-bala-betaf luo 

20 8768: tolhs-24thiaz-gly-betapym 
8769 : bhs-24thioph-gly-betahcbph 
8770 : ibhs-nirte3 5pyr-gly-betahc 
8771 : 2py-me25thioph-ala-betapy 
8772 : 2py-53pyrazo-bala-zdap 
8773 : ibhs-oxadiaz-bala-betafu2 

25 

8774: ibhs-25oxaz-gly-zdapee 
8775: phhs-2 5thiaz-gly-betapytb 
8776 : ibhs-25oxaz-bala-beta34dcph 
8777 : tolhs-25oxaz-bala-betaphethio 
8778 : bhs-oxadiaz-bala-psdapee 

30 8779 : tolhs-oxadiaz-gly-betahdbph 
8780 : 2py-25methiaz-gly-betapy 
3781 : ibhs-24thiaz-gly-betahcbph 
3732: bhs- 1 5ms*:hi.az -g ly-bet a f boh 
3733 : phhs-24thiaz-giy-becahb 

35 8784: 2pmhs-24thioph-bala-zdap 

8785 : phhs-24thiaz-bala-betabdimo 
8786 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betaoxaz 
8787 : hts-25methiaz-gly-betapy 
8788 : phhs-me25thioph-bala-beta34meoph 
8789: bhs-24thiaz-gly-betadhbfu 

40 3790 : gua-15thioph-gly-betafi.il 

8791 : 2pmhs-24thiaz-bala-betal3bendi 
8792 : bhs-oxadiaz-gly-beta4bph 
8793 : ibhs-24thiaz-gly-betal3bendi 
8794 : ibhs-25methiaz-gly-betaoxaz 

45 8795 : tolhs-oxadiaz-gly-betal3bendi 
8796 : ibhs-24thiaz-bala-busu2be 
8797 : bim-me24thiaz-ala-beta34meoph 
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8798: 
8799: 
8800: 
8801: 
8802: 
8803: 
8804: 
8805: 
8806: 
8807: 
8808: 
8809: 
8810: 
8811: 
8812: 
8813 : 
8814: 
3815 : 
J3 Lo ; 
8817: 
8818: 
8819: 
8820: 
8821: 
8822: 
8823 : 
8824: 
8825: 
8826: 
8827: 
8828: 
8829: 
8830: 
8831: 
383 2 : 
3833 : 
8834: 
8835: 
8836: 
8837 : 
8838: 
8839: 
3840 : 
8841: 
8842 : 
8843: 
8844: 
8845: 
8846: 
8847: 
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phhs-ithiadiaz-bala-betacthioph 
bim-24thioph-gly-psdap 
2pmhs-2 5oxaz-hphe-betadcph 
bhs-me24thioph-bala-betapy 
ibhs-24thiaz-gly-psdaptb 
bhs-2 4 thiaz -gly-be tacthioph 
phhs-oxadiaz-bala-betathioph 
bim- 2 4oxaz -gly-be t ameph 
phhs-nme35pyr-bala-betahdcph 
bim-24thiaz-bala-aspibua 
2 py-nme 3 5 py r -ala-zdap 
dhim-24oxaz-ala-psdap 
tolhs-25oxaz-gly-beta3 5dbph 
tolhs-2 5methiaz-bala-zdaptb 
bhs-oxadiaz -gly-be tafu2 
bhs - oxad i a z -ba 1 a -be t a 3 4 dcph 
tolhs-2 5 thiaz -gly-be tadtr if 
tolhs-2 4 thiaz -gly-be taomebendi 



: r. ... j o n - s _ / 
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bhs-2 5methiaz-gly-aspbzla 

tolhs-24thioph-bala-betaanaphth 

ibhs-25methiaz-bala-betameph 

2 py- 2 4 im- 1 eu-be t apy 

bhs-25thiaz-gly-beta3 5dbph 

bim-42nmeim-gly-betadcph 

t ol-hs— me^4tr hd-az— ba-l-a -HDetraph 

bhs-me24thiaz-leu-betaph 

bhs-25methiaz-gly-psdapch 

phhs -me 2 5 oxa z - leu-be tadcph 

2py-me2 5oxaz-ala-zdap 

phhs-24thiaz-bala-psdapch 

phhs-24thiaz-bala-psdaptb 

phhs-2 4 thioph-gly-be tacthioph 

ibhs-ithiadiaz-gly-betabmph 

b im- I 4 oxa z -dla -be c ameph 

ibhs - 1 Sme^hi a z — bala--be c ahph 

tolh"s~2 5o1^z~-gly-beXa:dr:ph 

ibhs-nme3 5pyr-bala-betahmo 

ibhs-ithiadiaz-bala-psdapee 

ibhs-25oxaz-bala- betabp h ... 

bhs -oxadiaz -gly-be ta3quin 
phhs-2 5 oxaz -gly-be taamibe 
tolhs-2 5thiaz-gly-aspbzla 
phhs-nme J 5pyr-gly-beta3 5dbph 
2py-2 5methiaz -ala-zdap 
tolhs-24thiaz-bala-betapyr 
bhs-24thiaz-bala-betabenfu 
ibhs-nme3 5pyr-gly-betafu3 
ibhs-ithiadiaz-gly-betadtrif 
tolhs-24thioph-gly-zdapch 
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8848: phhs-me25thioph-bala-betapy 
8849: 2py-25thiaz-ala-zdap 
8850 : phhs-ithiadiaz-bala-betaipro 
8851 : bim-me25oxaz-ala-betaph 
5 8852: ibhs-24thiaz-bala-betadcphee 
8853: phhs-2 5methiaz-bala-betambiph 
8854: tolhs-ithiadiaz-bala-betafph 
8855: phhs-25thiaz-bala-betadito 
8856 : 4pmhs-26py-gly-psdap 
8857: bhs-25thiaz-nmgly-betahph 
10 8858: tolhs-24thioph-bala-betabpy 
8859: phhs-24thiaz-gly-betatbuph 
8860: phhs-25thiaz-gly-betabenfu 
8861: bhs-25oxaz-gly-betaf trif 
8862: phhs-25oxaz-gly-betaimid 
15 8863: phhs-2 5oxaz-bala-betacph 

8864 : tolhs-25thiaz-bala-betabnaphth 
33 6 5: bhs-l 5 thi oph-gl v-bet adcph 
38 5 5: o'as - 1 'iJXdz -gj-y - i ±±o 
8867: bhs-25thioph-gly-betameph 
20 8868: phhs-nme3 5pyr-bala-betainyl 
8869: phhs-me25thiaz-bala-psdap 

8870 : tolhs-25oxaz-bala-betathio3 

8871 : impy-25thiaz-bala-betafu3 
8872: bim-25methiaz-phg-zdap 
8873 : phh s-24 t hTaz~-bal"a ^ bet^dc ph 
8874 : tolhs-24thiaz-gly-zdapch 
8875: phhs-2 5methiaz-gly-zdaptb 
8876 : bhs-24thiaz-nmgly-beta23meoph 
8877 : tolhs-me2 5oxaz-leu-zdap 
8878: gua~25thioph-gly-betahni 
30 8879: tolhs-25thiaz-bala-betahph 
8880 : ibhs-2 5oxaz-gly-betaph 
3881 : bhs-ithiadiaz-bala-betadcph 
3 3 3 2: co Ihs - I 5ma - h i a z -g I y-be t abdimo 
3333 : phhs-mnei 5pyr-gly-bacapbiph 
35 8884: bhs-2 5 thiaz-gly-suabu 
8885 : bim-me25oxaz-ala-betapy 
8886: phhs-2 5oxaz-gly-betathiome 
3887 : impy~24thiaz-gly-betahmof u 
888 8 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betadcphtb 
8889: gua-2 6py-gly-betaphethioa 
^ 139 0 : Toy-oxaddas-bala-betadcph 

3891 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betadcphee 
8892 : tolhs-nine3 5pyr-bala-betaipr 
8893 : tolhs-me25thioph-leu-betaph 
8894 : 2py-24im-bala-betadcph 
45 8895: ibhs-24 thiaz-gly-betatos 
3896 : ibhs-25thiaz-gly-betaipro 
3897 : gua-2 5thioph-gly-betadbph 
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8898 : tolhs-ithiadiaz-bala-betabmph 

8899 : tolhs-25methiaz-gly-betampy 

8900: phhs-nine35pyr-gly-betafbph 

8901 : 2py-25fur-ala-zdap 

8902 : ibhs-24thioph-bala-betahmofu 

8903 : tolhs-24thiaz-bala-betaf trif 
8904 : bhs-25methiaz-gly-betaheph 
8905: phhs-25methiaz-gly-aspibua 
8906 : bim-24thiaz-bala-betahcbph 
8907 : 2py-25thioph-ala-psdap 
8908: bim-24thioph-leu-betadcph 
8909: bhs-nme35pyr-gly-beta34dcph 
8910 : bhs-ithiadiaz-bala-betapy 
8911 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betadmoph 
8912 : 2py-me24oxaz-leu-zdap 

8913 : tolhs-ithiadiaz-gly-betapyee 

8914 : bhs-25oxaz-bala-betabnaphth 

5915 : phhs-nme3 5pyr-bala-betaomebendi 

■j 5 , S . jr.j - i - jp..i -.ling L / oe :u,Ci i 

8917 : bhs-nme3 5pyr-gly-betabdimo 

8918 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betadcph 

8919: bim-25methiaz-bala-betatos 

8920 : phhs-nme3 5pyr-bala-beta3 5dbph 

8921 : bhs-42nmeim-bala-beta3quin 

8922 : phhs-oxadiaz-bala-betahdbph 

S 9 2 3-: rbhs^-4thropfe~b^a— be^abe^^u 

8924 : phhs~ithiadiaz-bala-busu2be 

8925 : bhs-24thiaz-bala-beta34dcph 

8926 : sabhs-24oxaz-gly-zdap 

8927: phhs-25oxaz-gly-betahdbph 

8928: bhs-24thiaz-gly-betapyr 

8929 : ibhs-ithiadiaz-bala-betabthioph 

893 0 : bhs-nme3 5pyr-nmgly-betadmoph 

8931 : ibhs-ithiadiaz- gly-betabph 

3932: zo Lhs- I Smathiaz -bala-betapbiph 

393 3 : -olh3-ma2 4oxaz-.ala-bacaph..." 

8934: phhs - 2 5 Ch"i^z~bal"a^ betradcphee 

8935 : gua-25thioph-gly-betabenfu 

8936 : ibhs-nnie3 5pyr-gly-beta34dcph 

8937 : bhs-me24thioph-ala-bet a34meoph 

8938 : bhs-25thiaz-nmgly-beta34maoph 

893 9 : phhs-ithiadiaz-gly-betadmoph 

5940 : phhs-nir\e35pyr-bala-zdaptb 

8941 : bhs-ithiadiaz-gly-betachioph 

8942 : gua-24thiaz-gly-betabmph 

8943 : 2py-24thioph-gly-betapy 

8944 : bhs-24thiaz-bala-psdap 

8945: bhs-24thiaz-gly-betaibph 

8946 : phhs-oxadiaz-gly-betapbiph 

8947 : bim-triaz-bala-betadcph 
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8948; hs-42pym-gly-psdap 
8949 : tolhs-ithiadiaz-bala-suabu 
8950: tolhs-24thioph-bala-betacbph 
8951: phhs-me25oxaz-leu-psdap 
5 8952: bhs-oxadiaz-gly-beta35dbph 
8953: phhs-25oxaz-gly-betahph 
89 54: tolhs-me25oxaz-leu-beta34meoph 
8955: bhs-oxadiaz-gly-aspibua 
8956 : tolhs-25methiaz-bala-betabediox 
8957 : phhs-oxadiaz-gly-psdapee 

10 8958: phhs-nme3 5pyr-bala-betaipro 
8959: bhs-nme35pyr-bala-betahrnph 
89 60: phhs-25oxaz-gly-betabediox 
8961: bhs-25thiaz-bala-betapych 
89 62 : tolhs-25methiaz-gly-betadtrif 

15 8963: bhs-24thioph-leu-psdap 
89 64 : 2py-24im-bala-psdap 
3 9 55 : bim— 42rir\5irn— glv-bstaf tr \ f 
895 5: oris -^cniopaod-i -oec^mapa 
8967 : phhs-ithiadiaz-gly-betaphethioa 

20 8968: 2pmhs-24thioph-bala-betabmph 
8969: phhs-24thiaz-bala-betathiobe 
8970 : tolhs-me25thioph-ala-betadcph 
8971: bhs-25methiaz-gly-zdapch 
8972 : ibhs-25methiaz-bala-betadcphee 
8 973: phhszr 2 5 oxaz"-gl y-as p'ibu a 'Z 

25 8974: tolhs-25thiaz-bala-busu2be 

8975 : phhs-24thioph-bala~betaphethio 

897 6 : ibhs-25methiaz-gly-betahph 
8977: tolhs-24thioph-bala-betaol 
8978 : tolhs-25oxaz-gly-betapyee 

30 8979 : ibhs-ithiadiaz-bala-beta35dbph 
8980 : bhs-25methiaz~bala-betadcphch 
— 8981: phhs-nme3 5pyr-bala-betabenfu 
3 9 3 2 : phhs -nme 3 5pyr -g Ly -bee adhbf u 
3933 : bhs-ichiadiaz-ala-.becabpy 

35 8984: ibhs-24thioph-gly-betahph " 
8985 : 2py-me25thiaz-ala-betapy 

898 6 : bim-53pyrazo-ala-psdap 
8987 : 2py-nme35pyr-bala-zdap- - 
8988: 2py-nme3 5pyr-gly-aspaba 
8989: bhs-oxadiaz-bala-betahdbph 
3990: bhs-oxadiaz -gly-betaol 
8991 : ibhs-25oxaz-bala-betahb 
8992 : tolhs-25oxaz-gly-ibsdap 

89 93 : tolhs-nme3 5pyr-gly-asppha 
8994 : phhs-25oxaz-gly-betafph 
45 8995: bhs-2 5oxaz-ala-betadmoph 
8996: bim-ithiadiaz-bala-psdap 
3997 : bhs-me25oxaz-leu-zdap 
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8998: 
8999: 
9000: 
9001: 
9002: 
9003: 
9004: 
9005: 
9006: 
9007: 
9008: 
9009: 
9010 : 
9011: 
9012: 
9013: 
9014: 
9015: 

9017: 
9018: 
9019: 
9020: 
9021: 
9022 : 
"9023^ 
9024: 
9025: 
9026: 
9027: 
9028: 
9029: 
9030: 
9031: 
30 3 2 : 
.903 3 :' 
9034: 
9035: 
9036: 
9037: 
9038: 
9039: 
9040 : 
9041: 
9042: 
9043: 
9044: 
9045: 
9046: 
9047: 



ibhs-25thiaz-bala-busu2be 

bim-me24thioph-leu-psdap 

bhs -me 2 5 1 h i oph- a 1 a - z dap 

phhs -oxadi a z -ba 1 a -be t ahmo 

bhs-ithiadiaz-bala-betaf luo 

bhs-25methiaz-bala-betafph 

bhs-53pyrazo-gly-zdap 

bhs-ithiadiaz-gly-betah3 5dc 

tolhs-25methiaz-gly-csdap 

phhs-me25thiaz-leu-zdap 

ibhs-nme3 5pyr-gly-be taet 

bhs-oxadiaz-ala-beta3quin 

phhs-24thiaz-bala-betaol 

bhs-25methiaz-gly-betatbuph 

bhs-25thiaz-gly-psdap 

tolhs-me24 thioph-gly-psdap 

tolhs-nme3 5pyr-gly-betadbph 

bhs-24thioph-gly-betabediox 

2pmhs-25methiaz-gly-betadtrif 
ibhs -2 5oxaz -bala-be tahdcph 
bim-oxadiaz-gly-asppha 
phhs-nine3 5pyr-bala-beta4bph 
bhs-25oxaz-ala-betahmph 
tolhs-25oxaz -bala-be tahni 
p hhs^me^^oxaz-a -la-psd ap ~ — ■ — 
bhs - 4 2 nme im- g 1 y- z dap 
phhs-25methiaz-gly-betahmo 
bhs-24thiaz-nmgly-betapy 
ibhs-24thiaz-bala-zdaptb 
bim-3 5thioph-bala-betadcph 
ibhs-ithiadiaz-gly-betaipr 
bhs-25thiaz-bala-aspibua 
phhs-2 5oxaz-gly-betadcphch 
^py-uie2 5 Chi a z -giy-psdap 
1 bhs - 2 5 c h i a z. - ba la - bee a 3 qu l-n 
bhs-25thiaz-leu~-zdap : 
dhthi-24thioph-bala-betadcph 
ibhs-oxadiaz-gly-psdapch 

ibhs - 2 5 oxa z -ba la^ zdaptb 

tolhs-2 5oxaz-gly-betaimid 
bhs -ithiadiaz -bala-be tahc 
bhs-oxadiaz-gly-betampy 
bhs-me24thiaz-bala-psdap 
tolhs-24thiaz-gly-psdap 
phhs-2 5thiaz-bala-betapym 
bim-ithiadiaz-gly-betapy 
bhs -oxadiaz -bala-be tainyl 
ibhs-2 5 oxaz -bala-be tadmph 
ibhs-24thiaz-bala-psdaptb 
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9048: bhs-24thiaz-bala-betadcph — 
9049: bhs-24thiaz-gly-beta34dcph 
9050: bhs-ithiadiaz-gly-zdap 
9051: agua-24thiaz-gly-psdap 
9052 : 2py-24thioph-leu-zdap 
9053: phhs-24thioph-gly-betatbuph 
9054 : ibhs-25oxaz-gly-betadhbf u 
9055: bhs-ithiadiaz-gly-betahni 
9056 : 2py-24thioph-bala-betabnaphth 
9057: gua-26py-gly-betahni 
9058 : phhs-24thioph-bala-beta34meoph 
9059: bhs-25methiaz-gly-betadbph 
9060: bhs-triaz-leu-betapy 
9061: bhs-ithiadiaz-gly-betaimid 
9062: ibhs-24thiaz-gly-betaamibe 
15 9063: gua-24thiaz-gly-betahph 
9064: phhs-25methiaz-gly-zdapch 
9065 : phhs-oxadiaz-gly-aspaba 
}0S6 : ohc3 - < .ki - _ i - : J. ~. 

9067 : 2pmhs-25methiaz-bala-betahph 
20 9068: phhs~24thioph-bala-beta3quin 
9069: dhim-52thiaz-gly-betadcph 
9070 : tolhs-25oxaz-gly-aspibua 
9071 : 2py-nme3 5pyr-bala-aspbzla 
9072: bhs-24thiaz-bala-betahmph 
9073: tolhs-24thioph-baia-be-fea-tun©— 
9074 : impy-25oxaz-gly-betadhbfu 
9075: phhs-2 5thiaz-bala-betapytb 
9076: bhs-25methiaz-gly-asppha 
9077 : ibhs-24thiaz-bala-betathio3 
9078 : impy-25oxaz-ser-zdap 
30 9079: bhs-ithiadiaz-gly-betacph 
9080: bhs-24thioph-gly-betadtrif 
9081: tolhs-me24oxaz— gly-zdap 
3032 : pahs- I 5methiaz -bala -betaipro 
3 0 33 : bh's- 1 4oxaz -ba'la-becapy 
9084: bhs - 2 Sntethi az-g ly-be tac t -hioph- 
9085: bhs-25methiaz-ala-betadmph 
9086: bhs-24thiaz-bala-betathio3 

9087: bhs-nme3 5pyr-gly-betaet 

9088: phhs-nme35pyr-bala-betaf trif 
9089: bhs-24thiaz-gly-betadcphch 
9090 : tolhs-oxadiaz-bala-beta34dcph 
9091 : tolhs-24thioph-gly-betaoxope 
9092: hyd-25methiaz-bala-betameph 
9093 : bhs-25oxaz-bala-betapych 
9094 : phhs-me24thiaz-gly-betapy 
45 9095 : bhs-24thioph-bala-betahmof u 
9096 : ibhs-25thiaz-gly-beta4bph 
9097 : tolhs-2 5thiaz-gly-betadhbfu 



25-, 
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9098 : tolhs-25oxaz-gly-betaoxaz 

9099 : 2py-me24oxaz-gly-betapy 

9100 : ibhs-25oxaz-bala-betapym 

9101 : bhs-24im-ala-psdap 

5 9102 : ibhs-oxadiaz-bala-betathioph 

9103: bim-42nmeim-bala-psdap 

9104 : bhs-me25oxaz-bala-betaph 

9105 : 2py-me24thiaz-bala-betadcph 

9106 : ibhs-24thiaz-gly-betaf luo 

9107 : bhs-oxadiaz-gly-betamethioph 

10 9108 : tolhs-24thiaz-bala-betathiome 

9109 : 2py-42pym-gly-psdap 

9110 : bhs-24thioph-bala-betapy 

9111: bim-25oxaz-gly-zdap 

9112 : 2py-24pym-gly-betapy 

15 9113: bim-35fur-gly-zdap 

9114 : phhs-25methiaz-bala-betafphe 

9115 : tolhs-25methiaz-bala-betapytb 

)llo: o Lm- 1 5 :.n jpn - i _ jl - i ido 

9117 : tolhs-oxadiaz-bala-betahni 

20 9118: 2py-triaz-leu-zdap 

9119 : phhs-ithiadiaz-gly-beta23meoph 

912 0 : tolhs-qxadiaz-bala-zdaptb _ = _ 
9121 : bhs-triaz-ala-betapy 

9122 : bim-3 5thioph-leu-betapy 

9123 :. bh s - 2 5'f h i oph- leu-z dap ; 

9124 : tolhs-25oxaz-bala-betadcph 

9125 : 2py-oxadiaz-gly-aspibua 

9126: phhs-oxadiaz-bala-betatos 

9127 : phhs-ithiadiaz-gly-betaf trif 

9128 : bhs-25thiaz-bala-betaphethioa 

30 9129: phhs-ithiadiaz-gly-psdap 

9130 : bim-26py-gly-zdap 

9131: phhs-oxadiaz-bala-betafphe 

2 : gua-4 2pym-gLy-batahdbph 

9 133 : . dimachpym-2 5py-gly-becadcph 

35 9134: phhs-24thiaz-gly-asppha 

9135 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betaoxope 

9136 : bim-me24thiaz-bala-betapy 

913 7 : phhs-oxadiaz-gly-betaamibe 

913 8 : phhs-nme3 5pyr-gly-betamethioph 

9139 : phhs-25oxaz-bala-betafu3 

40 

9140 : tolhs-^methiaz-bala-betaamibe 

9141 : ibhs-ithiadiaz-bala-betampy 

9142 : tolhs-oxadiaz-gly-betabnaphth 

9143 : bhs-25thiaz-gly-zdapee 

9144 : phhs-24thiaz-gly-betafph 

45 9145: bhs-2 5methiaz-ala-betadito 

9146 : phhs-24thioph-bala-betadmoph 

9147 : tolhs-2 5oxaz-gly-betahdcph 
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9148: tolhs-nme3 5pyr-gly-betaph 
9149 : ibhs-ithiadiaz-gly-betapych 
9150 : tolhs-25methiaz-gly-betadcph 
9151: phhs-25oxaz-bala-betathiome 
9152 : phhs-ithiadiaz-bala-betabenfu 
9153: bhs-25oxaz-gly-betadcphtb 
9154: ibhs-25oxaz-gly-betathiobe 
9155: bhs-25oxaz-gly-betahdbph 
9156 : 2py-me24thiaz-leu-zdap 
9157: phhs-25oxaz-gly-betahmo 
9158: thazep-25thiaz-gly-betapy 
9159: bhs-42nmeim-hphe-zdap 
9160: bim-42oxaz-bala-zdap 
9161: phhs-25oxaz-gly-aspbzla 
9162: ibhs-25thiaz-gly-betafu3 
9163 : ibhs-24thiaz-bala-asppha 
9164 : ibhs-ithiadiaz-bala-betadcphtb 
315 5 : tolhs-me2 4oxaz-gly-betapy 
? IS 6 . - i i-.-iii^ '^1/ -oa:iij?aea 

9167 : tolhs-25thiaz-gly-betathioph 
9168 : bim-24thioph-bala-betahcbph 
9169 : ibhs-25methiaz-bala-betambiph 
9170: phhs-nme3 5pyr-gly-betampy 
9171 : ibhs-25thiaz-bala-betahdcph 
9172 : tolhs-25oxaz-bala-asppha 
9173 : bhs-24thiaz-leu-betadcph - 
9174: bhs-me24oxaz-ala-psdap 
917 5 : phhs-nme35pyr-gly-betabthioph 
9176: gua-2 6py-gly-betafu3 
9177 : 2pmhs-24thioph-bala-betathioph 
9178: ibhs-25methiaz-bala-asppha 
9179: phhs-25oxaz-gly-betapych 
9180: bhs-24thiaz-phe-betapy 
9181 : tolhs-25thiaz-bala-betaheph 
j 13 2: Lbhs- I 4thiaz -gly-betapyr 
9133: bhs-24thiaz-bala-beca.f ljio . 
9184: bim-25thioph-gly-betainyl 
9185 : bhs-me24thiaz-bala-beta34meoph 
9186 : bhs-2 5oxaz-nmgly-betaanaphth 
9187: bhs-24thiaz-bala-betahcbph 
9188: bhs-rune35pyr-bala-betah35dc 
9189: ur-24thiaz-gly-betadcph 
^19 0 : phhs-?5thiaz-gly-^dapch 
9191: tolhs-25thiaz-gly-betahmofu 
9192: bhs-25oxaz-nmgly-beta34dcph 
9193: tolhs-oxadiaz-gly-beta4bph 
9194 : tolhs-2 5methiaz-gly-betaol 
9195: phhs-24thioph-bala-betapyr 
9196: bim-nitie3 5pyr-gly-asppha 
9197 : 2py-24thioph-bala-betaoxope 
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9198 : bhs-oxadiaz-bala-betacph 

9199 : ibhs-oxadiaz-bala-betacbph 

9200 : 2py-me24thiaz-gly-zdap 

9201 : ibhs-24thiaz-bala-betahbcph 

5 9202: bhs-24thioph-bala-suabu 

9203 : tolhs-24thioph-gly-psdaptb 

9204: phhs-oxadiaz-gly-betahmph 

9205 : phhs-25methiaz-bala-betaheph 

9206 : ibhs-25methiaz-gly-betadcphee 

9207 : bhs-25thiaz-gly-betadcphee 

10 9208: bhs-25thiaz-gly-betal3bendi 

9209 : bhs-24thioph-gly-betal3bendi 

9210 : bhs-25thiaz-gly-betamethioph 

9211 : 2py-me24oxaz-bala-zdap 

9212 : 2py-25oxaz-gly-betahmofu 

15 9213: phhs-25thiaz-bala-betabenfu 

9214 : bhs-25oxaz-ala-betadmph 

9215 : ibhs-24thiaz-gly-betabenfu 

) L j . pa^i ox i.a i x -i • ^ <~ / -oe :r: oupa 

9217 : 2py-me25oxaz-bala-betapy 

20 9218 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betadito 

9219: bhs-25thiaz-nmgly-betathio3 

9220: bhs-nme3 5pyr-nmgly-betahph .. 

9221 : bhs-25oxaz-ala-betathio3 

9222 : phhs-24thiaz-gly-betambiph 

922 3 - :— bhs-2 -4trh-ia-z HaaiaHaefeaaiftibe-- 
25— 

9224 : bhs-24thioph-bala--betabnaphth 

9225 : tolhs-oxadiaz-gly-zdapch 

9226 : ibhs-24thiaz-gly-betaf trif 

9227 : phhs-ithiadiaz-gly-betadmph 

9228 : ibhs-25thiaz-bala-betacthioph 

30 9229: bhs-53pyrazo-gly-betapy 

9230 : phhs-25thiaz-gly-betaoxaz 

.___2231: ibhs-nme3 5pyr-bala-psdap 

.9 2 3 2: bhs-nmsJ 5pyr -ba la-bet a L3bandi 

.923.3: Lbhs - 2 Soxaz rbala-becabchioph 

35 9234: bhs~- 2 5 oxaz~ba"l'a~b"ertra[dcphee 

923 5 : tolhs-25methiaz-bala-betamesu 
9236 : tolhs-25methiaz-gly-betabmph 
9237: bhs-24oxaz-gly-betainyl 

923 8 : pahs-2 5methiaz-bala-betameph 
9239 : bhs-25methiaz-ala-betacph 

4 0 

9240 : ibhs-25thiaz-gly-betathiobe 
9241 : bhs-42nmeim-gly-betadcph 
9242 : tolhs-oxadiaz-gly-betahni 
9243 : ibhs-24thiaz~bala-betatos 
9244 : dimethpyrn-24thiaz-gly-betameph 
45 9245: tolhs-2 5 thiaz-gly-betapyee 
9246 : hs-24thiaz-gly-betapy 
9247 : phhs-24thiaz-gly-betacthioph 
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9248: bim-35thioph-bala-psdap~ 
9249 : tolhs-25methiaz-gly-betaamibe 
9250: bim-25oxaz-gly-betadcph 
9251: 2py-4 6pym-gly-be tapy 
5 9252: bhs-oxadiaz-ala-betaipro 
9253: dhim-52thiaz-gly-betameph 
9254 : 2py-ithiadiaz-gly-betadcph 
9255: bhs-25methiaz-nmgly-betahmph 
9256: bim-24thioph-gly-betadmph 
9257: bhs-25thiaz-bala-aspbzla 

10 9258: ibhs-25thiaz-bala-betafphe 

9259: ibhs~25methiaz-gly-betaanaphth 
9260 : tolhs-24thioph-bala-betahcbph 
9261 : phhs-25oxaz-bala-psdaptb 
92 62 : ibhs-24thioph-gly-betahdbph 

15 9263: ibhs-25oxaz-bala-betainyl 
9264: tolhs-25oxaz-gly-betahni 
9265 : bhs-oxadiaz-bala-betamethioph 

2 2 5 5 ; : py -raa I t j.ii i - 1 - -p^ i^p 

9267 : tolhs-me24oxaz-ala-beta34meoph 
20 9268: bhs-25thiaz-bala-betapyr 
9269 : tolhs-me24oxaz-leu-psdap 
9270 : tolhs-24thioph-gly-betapytb 
9271 : bhs-oxadiaz-bala-betapych 
9272 : ibhs-25methiaz-bala-betaphethio 
9273 : 2py-thi-adiaz-ala-psdap— - " rr " 
9274 : bhs-oxadiaz-nmgly-betaT3bendi 
9275 : tolhs-nme35pyr-gly-betainyl 
9276 : ibhs-25thiaz-bala-betabthioph 
9277 : bim-triaz-gly-zdap 
9278 : tolhs-24thioph-gly-betacthioph 
30 9279: ibhs-nme3 5pyr-gly-betadhbf u 
9280: bhs-25thiaz-bala-betahitiofu 
92 81: ibhs-2 5oxaz-gly-betaomebendi 

3 2 3 2: ;o Lhs -o\e 2 5 thiooh -glv - ^dap 

9 2 33 : phhs-Lchiadiaz-bala-becahaph 
35 92 84: ibhs-25thlaz-b"ala-~z^apee ~" 
9285 : tolhs-nme3 5pyr-bala-betabph 
9286 : phhs-me24oxaz-bala-betapy 
92 87 : 2py-me2 5thioph-gly-psdap 
92 88 : bim-24thiaz-gly-betaomebendi 
9289 : 2py-42pym-gly-betadcph 
40 9290: bim-2 4im-bala-betadcph 

9291: ibhs-25methiaz-gly-betafu2 
9292: bhs-24thioph-ala-ibsdap 
9293 : phhs-ithiadiaz-gly-betapbiph 
9294 : 2pmhs-2 5thiaz-gly-betathiome 
45 9295: phhs-25thiaz-bala-betaoxope 
9296 : phhs-me25oxaz-gly-beta34meoph 
9297 : tolhs-25methiaz-bala-betahni 
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9298: 
9299: 
9300: 
9301: 
9302: 
9303: 
9304: 
9305: 
9306: 
9307: 
9308: 
9309: 
9310: 
9311: 
9312: 
15 9313: 
9314: 
9315: 
) \i5 
9317: 
20 9318: 
9319: 
9320: 
9321: 
9322: 
9323: 
25 9324: 
9325: 
9326: 
9327: 
9328: 
30 9329: 
9330: 
9331: 

3 3 3 2; 

3 3 33: 
9334: 
9335: 
9336: 
9337: 
9338: 
9339: 
9340: 
9341: 
9342: 
9343: 
9344: 
9345: 
9346: 
9347: 
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ibhs-nme3 5pyr-gly-betaomebendi 

b im- 4 2 pym-g 1 y-p s dap 

tolhs-oxadiaz-gly-betaet 

tolhs-nme35pyr-gly-betafph 

bim-25thiaz-leu-zdap 

bhs-ithiadiaz-bala-betampy 

phhs-2 5methiaz-bala-betatrif 

phhs-25thiaz-gly-betaph 

s abhs - 2 5 thi oph-g 1 y-be t apy 

phhs - 2 5 oxa z -gly-be t ahmo f u 

imhs-42nmeim-gly-betameph 

bhs-ithiadiaz-bala-betahdcph 

2py-3 5 thioph-ala-psdap 

bim-42nmeim-gly-betamethi 

bhs-25oxaz-ala-beta23meoph 

tolhs-25thiaz-gly-betadcphch 

phhs-oxadiaz-gly-betabpy 

bhs-2 4oxaz-gly-betadcph 



D.I 3 



tolhs-24thiaz-gly-psdapch 
bim-me24thiaz-bala-betadcph 
tolhs-nme35pyr-bala-psdap 
phhs-2 5 thiaz-bala^betaf bph 
bim-2 5 f ur-ala-be tapy 
ibhs-ithiadiaz-gly-betathiome 
bhs -oxadi a z -ba-l-a-be fea-bedi ox 
dhim-25thiaz-aia-betainyl 
bim-2 5 thiaz -gly-asppha 
bhs-nme3 5pyr-bala-betahmof u 
bhs-ithiadiaz-bala-betathioph 
bhs-nme3 5pyr-bala-betacbph 
bhs-25methiaz-bala-aspbzla 
2py-me25thioph-gly-betadcph 
tolhs-ithiadiaz-bala-betatrif 
2pmhs -25 thi a z -ba L a -be t a4bph 
L b h s ;- run e J 5 py r - g I y - b e c am eph 
tolhs-25thiaz-bala-betra-tr-i-f— - 
bim-me25thioph-ala-betaph 
tolhs-24thiaz-gly-beta3quin 
bhs-2 6py-ala-be tameph 



bhs-42oxaz-bala-psdap 

2py-triaz-bala-betadcph 

bhs-2 5methiaz-ala-betabpy 

colhs-24thioph-bala-zdap 

bhs-me2 5oxaz-leu-psdap 

phhs-25methiaz-bala-betabdimo 

bhs-nme3 5pyr-bala-suabu 

phhs-25thiaz-bala-betahc 

phhs-24thiaz-gly-betaanaphth 

2py-52thiaz-gly-betameph 
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9348: bhs-nme35pyr-gly-asppha 

9349 : dimethpym-42nmeim-gly-betadcph 

93 50 : bhs-ithiadiaz-bala-betapbiph 

9351: bhs-oxadiaz-gly-betaph 

9352 : ibhs-ithiadiaz-gly-betafu2 
9353 : . phhs-25oxaz-bala-betahbcph 

9354 : bhs-24thiaz-met-betapy 

93 55 : bhs-ithiadiaz-bala-betatbuph 

9356 : bhs-ithiadiaz-ala-betathioph 

93 57 : 2py-25oxaz-gly-beta34meoph 

9358 : 2py-25thiaz-ala-betadcph 

* 9359: 2py-me25thioph-gly-betapy 

93 60 : phhs-ithiadiaz-bala-beta3quin 

9361 : phhs-nme3 5pyr-gly-betaomebendi 

93 62 : bhs-oxadiaz-bala-psdapch 

15 93 63: ibhs-2 5oxaz-gly-betaipr 

9364 : ibhs-24thiaz-gly-betacthioph 

3 3 55: phhs-me2 5thiaz-ala-betaph 

) 3 5 5 : oci3 - i ij,Ci z - _ - : dap 

93 67 : phhs-nme3 5pyr-gly-betah35dc 

20 9368: phhs-me2 5thioph-ala-beta34meoph 

9369 : dhpyrr-2 5thiaz-gly-zdap 

937 0 : phhs-25..thi.az-bala-betaomebendi 

9371 : bhs-52thiaz-gly-betadcph 

9372 : phhs-ithiadiaz-gly-betadbph 

93 73: 2 py=2 5"f ur - a~la"=be trad cp h 

25 9374: gua-24thiazme-gly-betapy 

9375 : tolhs-24thiaz-gly-beta3 5dbph 

93 76: tolhs-25oxaz-gly-betadbph 

9377: phhs-nme35pyr-gly-zdap 

9378 : bhs-me24oxaz-gly-betaph 

30 9379: gua-25 thiaz-gly»betaimid 

93 80 : tolhs-25oxaz-bala-betaomebendi 

9381 : tolhs-24thiaz-gly-betaipro 

5332: b L m- c ri3.z-ila - be t apy 

3333: bhs--24thi.oph-gly-zdapaa , 

35 9384: ibhs-nme35pyf-gly-betaEIuo 

9385 : ibhs-2 5oxaz-bala-betaomebendi 

9386 : phhs-25methiaz-bala-betapytb 

9387: bhs-25methiaz-bala-be.tapyr . ._ 

9388 : tolhs-25oxaz-bala-betacph 

9389 : phhs-oxadiaz-bala-aspbzla 

3390: tolh3-?5methiaz-bala-betaf trif 

93 91: tolhs-ithiadiaz-bala-betabthioph 

9392 : bhs-24thiaz-gly-betamesu 

93 93 : bhs-24thiaz-ala-betadhbfu 

93 94 : tolhs-24thioph-bala-betadcphch 

45 9395: ibhs-nme3 5pyr-bala-zdapch 

9 3 96 : bhs-oxadiaz-gly-betahph 

9397 : bhs-25oxaz-gly-betaol 
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9398: tolhs-24thioph-gly-zdap 
9399: bhs-oxadiaz-ala-betadmoph 
9400 : phhs-oxadiaz-bala-betapyr 
9401: bhs-nme35pyr-bala-aspbzla 
5 9402: 2py-25oxaz-bala-betainethi 
9403: bhs-oxadiaz-gly-betahcbph 
9404 : tolhs-ithiadiaz-bala-aspaba 
9405: ibhs-oxadiaz-bala-betambiph 
9406 : bim-thiadiaz-ala-zdap 
9407: phhs-24thioph-bala-betatbuph 

10 9408: bhs-25thiaz-gly-betaipr 

9409 : tolhs-25methiaz-bala-betacthioph 
9410: phhs-24thiaz-bala-betadmoph 
9411: gua-42pym-gly-betal3bendi 
9412 : tolhs-25methiaz-gly-betahmph 

15 9413: ibhs-25oxaz-gly-betameph 
9414: bhs-24thiaz-bala-psdaptb 
9415: bhs-rune3 5pyr-gly-betadcphtb 
3 4 o on j -2 l - l i - >i- . - j. j^r.pr. 
9417: phhs-ithiadiaz-gly-busu2be 

20 9418: bim-24thiaz-ala-betainyl 
9419: phhs-2 5oxaz-bala-betahmph 
9420: phhs-25thiaz-gly-psdapee 
9421 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betahmph 
9422 : gua-24oxaz-gly-betaphethioa 
9423: 2 pmh s— 4-2-nmeim-gi-y-- be feadmoph 

25 ~9424: ibhs - 2 4 t hi oph-bal a -be t adbph 
9425 : phhs-ithiadiaz-bala-betabmph 
9426 : bim-24oxaz-ala-betapy 
9427 : tolhs-25methiaz-gly-betafbph 
9428 : bhs-25oxaz-gly-betapy 

30 9429: bhs-nme3 5pyr-bala-betaf ph 
9430 : 2py-24thiaz-bala-betahni 
9431: phhs-ithiadiaz— bala-betafu2 
)43 2 : Lmpy-42nmaim-pha-betadcph 
34 33 : c o I li 3 - 2 4 c h i o a h - q i V - b ecadc oh - 

35 9-434: bhs-ithiadiaz-gly-beta-f-bph- 

9435: bhs-nme3 5pyr-gly-betameph 
9436: bhs-25oxaz-gly-betabpy 

9437: ibhs-25oxaz-gly-psdapee 

9438 : bim-2 5fur-bala-betadcph 
9439: bhs-25thiaz-gly-aspbzla 

40 9440: 2py-oxadiaz-ala-psdap 
9441: bim-24thiaz-leu-zdap 
9442: tolhs-oxadiaz-gly-betampy 
9443: 2pmhs-2 5thioph-ala-betameph 
9444: bhs-25thioph-ala-zdap 

45 9445: bhs-24thioph-gly-betaomeberidi 
9446: phhs-2 5oxaz-gly-betaibph 
9447 : bhs-42nmeim-leu-zdap 
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9448: bhs-oxadiaz-leu-betadcph 
9449: bhs-ithiadiaz-ala-betahmph 
9450 : bhs-25methiaz-gly-betadcphch 
9451 : tolhs-nme35pyr-gly-betaphethioa 
9452 : gua-26py-gly-betatos 
9453: bhs-24thiaz-bala-betadtrif 
9454 : ibhs-ithiadiaz-bala-betaibph 
9455 : dhim-2 6py-ala-betaph 
9456 : bim-35thioph-ala-psdap 
9457: phhs-25thiaz-bala-betaamibe 
9458 : 2py-26py-ala-psdap 
9459 : 2py-25thiaz-gly-beta3quin 
9460 : bhs-25methiaz-bala-betapym 
9461 : tolhs-24thiaz-bala-betapbiph 
9462 : tolhs-ithiadiaz-gly-betamesu 
9463 : phhs-24thioph-bala-betathiome 
9464 : ibhs-2 5oxaz-gly-betaphethio 
3 4 5 5: tolhs-oxadiaz -cfly-betadmph 
;45 5 : ions - odii -oe cadapn 

9467 : bim-nme3 5pyr-bala-aspaba 
9468 : 2py-3 5fur-ala-zdap 
9469 : phhs-ithiadiaz-bala-betahcbph 

9470: ibhs-25methiaz-gly-betapbiph 

9471 : tolhs-25methiaz-bala-betadcphch 
9472 : ibhs-25methiaz-gly-betatbuph 
9473: bim-42oxaz-bala- bet:ap y 
9474: phhs-24thiaz-gly-zdapch 
9475 : tolhs-24thiaz-bala-betatos 
9476 : bhs-42oxaz-bala-betapy 
9477: bim-35fur-bala-betadcph 
9478: 2py-me24thioph-ala-betapy 
9479 : tolhs-25oxaz-gly-betamesu 
9480 : tolhs-nme3 5pyr-gly-betabnaphth 

9481: ibhs-oxadiaz-gly-betahdcph 

3 4 32 : ~ o Lhs - 1 4thiaz -baia-ispbz 1 a 
.9483 : phhs-oxadiaz-bala-zdapch 
9484 : ibhs-ithiadiaz-gly-psdapee 
9485 : ibhs-nirte35pyr-gly-beta3 5dbph 
9486 : ibhs-24thiaz-gly-betabnaphth 
9487: bhs-ithiadiaz-gly-betafph 
9488 : bhs-42nmeim-gly-betaf luo 
9489: phhs-25thiaz-bala-betatrif 
1 4 9 0 : tolhs-rvme 3 5pyr -bala-betaph 
9491: ibhs-2 5methiaz-bala-beta34dcph 
9492 : bim-24oxaz-gly-zdap 
9493: bhs-25thiaz-bala-beta4bph 
9494: bhs-25thioph-gly-betapy 
9495 : bhs-2 5methiaz-bala-psdapch 
9496 : bhs-25oxaz-nmgly-betadmph 
9497 : phhs-me25thioph-ala-betapy 
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9498: ibhs-oxadiaz-bala-betafu3 
9499 : ibhs-24thiaz-bala-betamethi 
9500: phhs-24thioph-bala-betatrif 
9501 : tolhs-25oxaz-gly-betathio3 
9502: bim-25thioph-gly-psdap 
9503 : phhs-ithiadiaz-bala-betahdbph 
9504 : tolhs-25oxaz-gly-betaomebendi 
9505: phhs-me24thioph-ala-psdap 
9506: ibhs-ithiadiaz-gly-betafph 
9507: phhs-oxadiaz-bala-betaol 
9508: bhs-ithiadiaz-ala-betadhbfu 
9509 : ibhs-oxadiaz-gly-betabnaphth 
9510: bhs-nme3 5pyr-ala-betadhbfu 
9 511 : bhs-ithiadiaz-nmgly-betaipro 
9512 : 2py-oxadiaz-bala-zdap 
9513 : phhs-25oxaz-bala-beta23meoph 
9514: bhs-me24oxaz-bala-betapy 
9515 : ibhs-24thiaz-gly-zdap 
3 5 L i . J:i3 i j:;.: 3p.i - - r_i -ps iap 
9517: phhs-oxadiaz-bala-betafbph 
9518 : bhs-ithiadiaz-bala-betabmph 
9519 : bhs-25methiaz-gly-betaphethioa 
9520: bhs-24thiaz-bala-suabu . 
9521 : tolhs-25methiaz-bala-betacbph 
9522 : tolhs-25methiaz-gly-betaheph 
"952-3: phhs- 2-5t^hl-a-z— g l y~b efca3-4dcph 
9 524: impy-2 5methiaz-nmgly-psdap 
9525: bhs-oxadiaz-nmgly-betabpy 
9526: bhs-25thiaz-bala-zdap 
9527: tolhs-24thiaz-gly-busu2be 
9528: 2py-24thiaz-leu-psdap 
9529: bhs-nme35pyr-gly-betadmoph 
9530: ibhs-25thiaz-bala-betaf luo 

953JL tolhsj:nme3 5pyr-gly-betahmph 

3532: loLhs-oxadiaz-gly-betahb 

^53.3 : bh3-i : -hiadiaz -gly-be-tahaph 

35 9534: phhs-oxadiaz-bala-betraomebendi 
9 53 5 : bhs-oxadiaz-gly-zdap 
953 6 : bhs-25methiaz-gly-betahdcph 

953 7 : ibhs-25thiaz- bala-zdap 

9538 : tolhs-25methiaz-bala-betathiome 
9539 : phhs-ithiadiaz-bala-betaimid 
9540: phhs-24thiaz-gly-betapyee 
3541 : colhs-ichiadiaz-bala-becaphechioa 
9542 : ibhs-24thiaz-bala-zdap 
9543 : phhs-25thiaz-gly-betaomebendi 
9544 : bhs-25oxaz-bala-psdaptb 
45 9545: bhs-2 5oxaz-gly-betaph 

9546 : ibhs-25methiaz-gly-betahc 
9547 : tolhs-25methiaz-bala-betahb 
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9548 : tolhs-nme35pyr-bala-betadcphch 

9549: gua-25thioph-gly-betamesu 

9550 : tolhs-24thioph-bala-betadcphee 

9551: bhs-oxadiaz-ala-betaoxaz 

5 9552: ibhs-25oxaz-gly-betathio3 

9553: phhs-24thioph-gly-betaf luo 

9554: bim-25oxaz-gly-betameph 

9555: bim-25methiaz-gly-aspibua 

9556: bim-me25oxaz-bala-psdap 

9557 : ibhs-oxadiaz-gly-zdapch 

10 9558: 2py-oxadiaz-bala-aspaba 

9559: bhs-oxadiaz-nitigly-betainyl 

9560 : tolhs-25methiaz-bala-betaipro 

9561: bhs-2 5fur-gly-betapy 

9562: bhs-25thioph-ala-psdap 

15 9563: ibhs-oxadiaz-gly-betadcphch 

9564 : phhs-25oxaz-bala-betaf luo 

9565 : phhs-2 5oxaz-bala-betadbph 

9567 : ibhs-nme3 5pyr-gly-betaphethio 

20 9568: bhs-25oxaz-bala-betabpy 

9569: phhs-25thiaz-bala-betaipro 
9570 : 2py-nme35pyr-ala-betapy 
9571 : ibhs-24thiaz-bala-betahb 
9572 : bhs-24thioph-gly-betaimid 
9573 : bhs-25methiaz-bala-betaoxope 

25 9574: ibhs-ithiadiaz-bala-betahmph 
9575 : 2py-24thiaz-leu-zdap 
9576 : bhs-25methiaz-gly-betapym 
9577: bhs-ithiadiaz-ala-betaoxaz 
9578 : ibhs-24thioph-bala-betaimid 

30 9579: ibhs-24thioph-gly-beta2 3meoph 
9580 : bim-me24oxaz-gly-zdap 
9581 : tolhs-nme3 5pyr-gly~betahc 
353 2: bhs -25 chiophme-gly-be capy 
3533 : bhs -2 5oxaz -giy--be taiTibiph 

35 9584: phhs-25oxaz-bala-betadito 

9585 : phhs-25methiaz-gly-betatbuph 
9586 : tolhs-24thiaz-bala-betapytb 
9587 : impy-25thiaz-bala-betah3 5dc 
9588 : bhs-nme3 5pyr-bala-zdaptb 
9589 : 2py-26py-ser-zdap 

40 9590: dhim-42pym-gly-betadcph 

9591 : 2py-me25thioph-bala-becadcph 
9592 : tolhs-oxadiaz-bala-betathiobe 
9593 : ibhs-24thiaz-bala-betaipr 
9594: phhs-nme3 5pyr-bala-betahcbph 

45 9595: gua-24thiaz-gly-betaipro 
9596 : tolhs-oxadiaz-bala-betatos 
9597: phhs-24thiaz-bala-betatrif 
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9598 : tolhs-ithiadiaz-gly-betadhbfu 

9599 : 2pmhs-25methiaz-bala-zdap 

9600 : gua-24oxaz-gly-betabmph 

9601 : bhs-oxadiaz-bala-zdaptb 

5 9602: bhs-oxadiaz-nmgly-betadhbf u 

9603: phhs-25thiaz-gly-betahmo 

9604 : phhs-ithiadiaz-gly-betamethioph 

9605 : bhs-ithiadiaz-leu-zdap 

9606 : tolhs-24thiaz-gly-betapytb 

9607 : ibhs-24thioph-gly-betaet 

10 9608: phhs-25thiaz-gly-betainyl 

9609 : tolhs-oxadiaz-bala-betathio3 

9610: bhs-25oxaz-ala-betabnaphth 

9611 : bim-nme3 5pyr-gly-zdap 

9612 : 2py-25thioph-gly-betadcph 

15 9613: phhs-24thioph-gly-betadcphee 

9614 : ibhs-24thioph-gly-betal3bendi 

9615 : b h 3 - 4 2 p vm -crly-zdap 

9617 : phhs-25methiaz-gly-psdapee 

20 9618: bhs-24im-leu-betadcph 

9619: phhs-24thiaz-bala-betafphe 

9620: tolhs-24thiaz-bala-psdap 

9621 : bhs-nme3 5pyr-bala-betapy 

9622 : impy-42nmeim-gly-betal3bendi 

9623: phhs -2"5"thi~a^r^ba1La^b^t afdhbf xt — 

05- . „ 

9624: ibhs-24thiaz-bala-betabpy 

9625 : phhs-oxadiaz-bala-aspibua 

9626 : ibhs-nme35pyr-gly-betafu2 

9627 : 2pmhs-42nmeim-bala-ibsdap 

9628 : bhs-25thiaz-gly-betahc 

30 9629: bim-42pym-gly-betainyl 

9630 : bim-me2 5thiaz-gly-psdap. 

9631 : phhs-ithiadiaz-bala-betafu3 

.35 3 2 ; bhs- 2 4 thioph-pjnagiy-beCachioph 

9 533: bim-4"2pym-gly^ 2dap " ~- " 

35 9 6 3 4T~ IBHs"-2TtKIaz-glY r betabmpn : " ™" 

9635 : phhs-24thioph-gly-beta23meoph 

9636: phhs-24thiaz-gly-betadito 

9637 : phhs-2 5oxaz-gly-beta3quin 

9 63 8: bim-nme3 5pyr-gly-aspibua 

963 9: bim-oxadiaz -gly-aspibua 

A A 

9540 : tolhs-?5thlaz-gly-betahcbph 

9641 : ibhs-ithiadiaz-gly-asppha 

9642 : impy-25oxaz-met-psdap 

9643 : ibhs-nme3 5pyr-bala-betahc 

9644 : 2py-2 5fur-gly-betadcph 

45 9645 : tolhs-24thioph-bala-betaomebendi 

9646 : gua-24thiaz-gly-betahmofu 

9647 : ibhs-25methiaz-bala-zdapch 
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9648 : 2py-24thiaz-bala-zdap 

9649: bhs-24thiaz-gly-beta4bph 

9650 : phhs-24thioph-gly-betahdcph 

9651 : bhs-42nmeim-bala-psdap 

9652 : phhs-2 5thiaz-gly-aspbzla 

9653 : 2py-24thioph-ala-betadcph 

9 654 : bhs-24thiaz-ala-betahmph 

9655: bhs-triaz-leu-zdap 

9656 : tolhs-nme35pyr-bala-betaf trif 

9657 : bhs-ithiadiaz-bala-betal3bendi 

9658 : ibhs-25methiaz-gly-betahmo 

9659: ibhs-24thioph-gly-betahmofu 

9660 : bhs-25oxaz-bala-asppha 

9661 : tolhs-25methiaz-gly-betaf trif 

9 6 62 : bhs-oxadiaz-gly-betacph 

9663 : phhs-25oxaz-gly-betabenfu 

9664 : dhim-24oxaz-ala-betadcph 

9665 : tolhs-?5oxaz-bala-aspaba 

h' 5 o : oas - i oaii -psddp:o 

9667 : bhs-2 5oxaz-ninala-psdap 

96 68 : 4pmhs-24thioph-bala-betameph 

9 6 6 9: bhs-nme3 5pyr-bala-betahmo 

9 670 : ibhs-nme35pyr-gly-betaanaphth 

9671 : dhim-52thiaz-ala-betapy 

9672 : bim-52thiaz-gly-psdap 
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Die Abkurzungen nach dem Doppelpunkt in cier vorstehenden Liste 
stehen getrennt durch einen Bindungsstrich jeweils far ein 
Strukturelement A, E, G und L, wobei die Abktirzungen folgende 
5 Bedeutung haben: 



A = 


Abkurzung 
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A = 


Al^l/'i'lir^i inn 
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pahs 




phhs 
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In der Tabelle bedeutet Et : Ethyl und iPr: iso- Propyl. 



Verbindungen der allgemeinen Formel I und die zu ihrer Her- 
stellung verwendeten Ausgangsstof f e lassen sich generell nach 
dem Fachmann bekannten Methoden der organischen Chemie her- 
stellen, wie es in Standardwerken wie beispielsweise Houben-Weyl , 
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"Methoden der Organischen Chemie", Thieme-VerlagV StuVfgarfc , 6&er 

March "Advanced Organic Chemistry", 4th Edition, Wiley & Sons, 
beschrieben ist. 

5 Die Synthese von Verbindungen der Formel I kann entweder nach 
"klassischer" Methode in Losung durch Fragmentkondensation ein- 
zelner Bausteine in Losung oder an einem polymeren Trager durch- 
gefuhrt werden, wobei jeweils Reaktionsbedingungen verwendet 
werden, wie sie fur die jeweiligen Umsetzungen bekannt und ge- 
10 eignet sind. Dabei kann auch von an sich bekannten, hier nicht 
erwahnten Varianten Gebrauch gemacht werden. 

Die Kupplung der einzelnen Fragmente und die Abspaltung der 
Schutzgruppen kann nach bekannten Verfahren analog den Methoden 

15 der Peptidsynthese erfolgen, wie in Standardwerken z.B. in 
Bodanszky "The Practice of Peptide Synthesis", 2nd Edition, 
Springer-Verlag 1994, und Bodanszky "Principles of Peptide 

jyncnes lj , j.j z , = - - * - - - - ' - = - ->_j~-i- *- - — - 5 - 

zur Festphasensynthese und Anwendungen sind z.B. beschrieben in 

20 J. Am. Chem. Soc . 1972, 94, 3102ff, Int. J. Peptide Protein Res. 
1990, 35, 161-214; Angew. Chem. 1992, 375-391, J. Med. Chem. 
1994, 37, 1233, J. Med. Chem. 1994,, 37, 13 85.,._ und Angew. Chem. 
1996, 108, 2437-2488. Eine allgemeine Ubersicht der gangigen 
Methoden zur Peptidsynthese und eine. Aufli stung geeigneter 

25-Reagenzien ist weiterhin zu finden in^NOVABIOCHEM 1999 "Catalog 
and Peptide Synthesis Handbook" . 

Die allgemeine Synthese von Verbindungen der Formel I ist in 
den Schemata 1-8 beschrieben. Sofern nicht anders angegeben 
30 sind samtliche Ausgangsmaterialien und Reagenzien kauflich, oder 
lassen sich aus kauflich erhaltlichen Vorprodukten nach gangigen 
. _Methoden herstellen. 

•Schema 1-3 beschreibc ill game in ien Aufbau von Varbindungem der. 
35 Formel I. Die Synthese kann prinzipiell durch N-terminale Ver- 
langerung von Baustein II erfolgen (Schema 1) . Kupplung von II 
mit III ergibt IV, Abspaltung der Schutzgruppe SG3 zu V und 
erneute Kupplung mit VI fuhrt zu VII. - - 

40 Alternativ konnen Verbindungen des Typs I auch durch C-terminale 
Variangerung dusgehead /on Bauscein VI hergestellt warden. 
Kupplung mit VIII ergibt IX, Abspaltung der Schutzgruppe SG2 
und erneute Kupplung mit II fuhrt zu VII (Schema 2) . 

45 Verbindungen der allgemeinen Formel I erhalt man letztendlich 
nach Abspaltung der Schutzgruppe SGI in VII (Schema 3). Zur 
Ermoglichung einer detaillierteren Beschreibung werden in den 
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SyntheseschemWstatt der Gruppe T bereifis^rbonsauredef ivat*- 
reste, wie beispielsweise die Gruppe -CO-R 1 , eine bevorzugten 
Ausfuhrungsform der Gruppe Z gezeigt. Die Synthese mit der ent- 
sprechenden Gruppe Z lauft analog. Fur den Fall, daS in den 
5 Resten R 2 , R 3 , R 4 , R 5 , R 6 , Q oder A funktionelle Gruppen enthalten 
sind, die bei einer Verknupfung der genannten Bausteine storen, 
so sind diese f unktionellen Gruppen ebenfalls durch geeignete 
Schutzgruppen blockiert . 

10 Die genannten Kupplungen konnen mithilfe gangiger Kupplungs- 

reagenzien unter Verwendung der geeignet geschutzten Amino- und 
Carbonsaure-Derivate durchgefuhrt werden (Y=0H in Formel III und 
VI) . Eine andere Methode besteht in der Verwendung voraktivierter 
Carbonsaure-Derivate, vorzugsweise von Carbonsaurehalogeniden, 

15 symmetrischen oder gemischten Anhydriden oder sogenannter Aktiv- 
ester (Y= Halogenid, Aktivester, Anhydrid; in Formel III und VI), 
die ublicherweise zur Acylierung von Aminen verwendet werden. 

gestellt werden. 

20 

Die Kupplungen lassen sich in der Regel in inerten Losungsmitteln 
in Gegenwart eines saurebindenden Mittels durchfuhren, vorzugs- 
weise einer organischen Base wie z.B. Triethylamin, Pyridin, 
.Diisopropylethylamin, N -Methy lmorpholin, Chinolin; auch der 

25 Zus.atz eines Alkali- -oder Erdalkalimetallhydroxids , -carbonats 

oder -hydrogencarbonats oder eines anderen Salzes einer schwachen 
Saure der Alkali- oder Erdalkalimetalle, vorzugsweise des 
Kaliums, Natriums, Calciums oder Caesiums kann vorteilhaft sein. 
Die Reaktionszeit liegt je nach verwendeten Bedingungen zwischen 

30 Minuten und 14 Tagen, die Reaktionstemperatur zwischen -40°C und 
140°C, vorzugsweise zwischen -20°C und 100°C. 

Ais inerce .josungsmit tai eignen sich z.B. Kohlenwassars tot f a wie 
Hexan, Hapcan, Pecrolether , foluol, Benzol Ddar Xylol ; :hioriar:a 

35 Kohlenwasserstof f e wie Trichlorethylen, 1 , 2-Dichlorethan, 

Tetrachlorkohlenstof f , Chloroform, Dichlormethan; Alkohole wie 
Methanol, Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, n-Butanol oder tert . - 
Butanol; Ether wie Diethylether , Methyl-tert . butylether , Diiso- 
propylether, Tetrahydrof uran, Dioxan; Glycolether wie Ethylene 

40 glycolmonomethylether oder -monoethylether , Ethylenglycoldi- 

oiechylacher; Zacona wie Acecoa, 3utanon; Amide wie Dimethyl norm- 
amid (DMF) , Dimethylacetamid oder Acetamid; Nitrile wie Aceto- 
nitril; Sulfoxide wie Dimethylsulf oxid; Carbonsauren wie Ameisen- 
saure oder Essigsaure; Nitroverbindungen wie Nitromethan oder 

45 Nitrobenzol; Ester wie Ethylacetat (Essigester) ; Wasser; oder 
Gemische der genannten Losungsmittel . 
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Als Schutzgruppen SG konnen alle. dem Fachmann' aus der ?ep£id- 
syn these bekannten und gangigen Schutzgruppen verwendet werden, 
wie sie auch in den oben genannten Standard-werken beschrieben 
sind. Die Abspaltung der Schutzgruppen zu den Verbindungen der 
5 Formel V, X und I erfolgt ebenfalls nach Bedingungen, wie sie dem 
Fachmann bekannt sind und z.B. von Greene und Wuts in "Protective 
Groups in Organic Synthesis", 2nd Edition, Wiley & Sons, 1991, 
beschrieben sind. 

10 Bei SG3 und SG5 handelt es sich um sogenannte N-terminale Amino- 
schutzgruppen; bevorzugt sind hier Boc, Fmoc, Benzyloxycarbonyl 
(Z) , Acetyl, Mtr . 

SGI, SG2 und SG4 stehen fur geeignete C-terminale Hydroxyschutz- 
15 gruppen, bevorzugt sind hier C 1 -C 4 -Alkyl wie z.B. Methyl, Ethyl, 
tert-Butyl, oder auch Benzyl oder Trityl, oder -insbesondere fur 
SGI- auch polymer gebundene Schutzgruppen in Form der handels- 

.-»3 Vi 3:v:3L-:-id.-:? :.J. :- - J - - - -•-/".:'--- >- • 



ibLLJ nan r» oy . s z y 
Wang-Harz (Fa. Bachem, Fa. Novabiochem) . 
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Die Abspaltung saurelabiler Schutzgruppen (z.B. Boc, tert . Butyl, 
Mtr, Trityl) kann - je nach verwendeter Schutzgruppe - mit 
organischen Sauren wie Trif luoressigsaure (TFA) , Trichloressig- 
saure, Trif luretha nol oder auch anorganischen Sauren wie Per- 
25-ch-l-ors-aure— Sa-l-zsau-r-e-odei^Schwef elsaure , Sulfonsauren wie. 
Benzol- oder p-Toluolsulf onsaure erfolgen, wobei die Sauren 
generell im UberschuS eingesetzt werden. Im Falle von Trityl 
kann der Zusatz von Thiolen wie z.B. Thioanisol, Ethandi thiol 
oder Thiophenol vorteilhaft sein. Die Anwesenheit eines zusatz- 
30 lichen inerten L6sungsmittels ist moglich, aber nicht immer 

erforderlich. Als inerte Losungsmittel eignen sich vorzugsweise 
organische Losungsmittel, beispielsweise Carbonsauren wie Essig- 
jaure; Either wis THF oder Oioxan; Amids wia DMF odsr Dimethyl - 
acecamid; haiogenierta Kohlenwasser scoffs wie Dishlormechan; 
35 Alkohole~wie Methanol, Isopropanol ; oder'Wasser. Es kommen auch 
Gemische der genannten Losungsmittel in Frage. Die Reaktions- 
temperatur fiir diese Umsetzungen liegt zwischen -10°C und 50°C, 
vorzugsweise arbeitet man in einem Bereich zwischen 0°C und 30°C. 

40 Basenlabile Schutzgruppen wie Fmoc werden durch Behandlung mit 
xganischen Amman wia Oimechy lamin, DiathyLdmin, Morphoiin, 
Piperidin als 5-50% LSsungen in CH 2 C1 2 oder DMF gespalten. Die 
Reaktionstemperatur fur diese Umsetzungen liegt zwischen -10°C 
und 50°C, vorzugsweise arbeitet man in einem Bereich zwischen 

45 0°C und 3 0°C. 
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S&ureschutzgruppen wie Methyl oder Ethyl" wercEn bevorzugt cfurch # * 
basische Hydrolyse in einem inerten Losungsmittel gespalten. Als 
Basen werden bevorzugt Alkali- oder Erdalkalimetallhydroxide , 
vorzugsweise NaOH, KOH oder LiOH verwendet? als Losungsmittel 
5 kommen alle gangigen inerten Losungsmittel wie z.B. Kohlenwasser- 
stoffe wie Hexan, Heptan, Petrolether, Toluol, Benzol oder Xylol; 
chlorierte Kohlenwasserstof f e wie Trichlorethylen, 1,2-Dichlor- 
ethan, Tetrachlorkohlenstof f , Chloroform, Dichlormethan; Alkohole 
wie Methanol, Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, n-Butanol oder 

10 tert.-Butanol; Ether wie Diethylether , Methyl-tert .butylether , 
Diisopropylether, Tetrahydrof uran, Dioxan; Glycolether wie 
Ethylenglycolmonomethylether oder -monoethylether , Ethylenglycol- 
dimethylether; Ketone wie Aceton, Butanon; Amide wie Dimethyl- 
formamid (DMF) , Dimethylacetamid oder Acetamid; Nitrile wie 

15 Acetonitril; Sulfoxide wie Dimethylsulf oxid; Nitroverbindungen 
wie Nitromethan oder Nitrobenzol ; Wasser oder Gemische der 
q-enannten Losungsmittel zum Einsatz . Der Zusatz eines Phasen- 

bzw. -gemischs von Vorteil sein. Die Reaktionstemperatur fur 
20 diese Umsetzungen liegt generell zwischen -10°C und 100°C. 

Hydrogenol-ytisch^abspaitbare-Schut^g^uppen-wie- Benzyloxycarbonyl 
(Z) oder Benzyl konnen z.B. durch Hydrogenolyse in Gegenwart 
eines Katalysators (z.B. eines Edelmetallkatalysators auf Aktiv- 

25^ kohle^ als Trager) abgespatfeeft-werden . Als Losungsmittel ^ eigne . n 

sich die oben angegebenen, insbesondere Alkohole wie Methanol, 
Ethanol; Amide wie DMF oder Dimethylacetamid; Ester wie Ethyl - 
acetat. Die Hydrogenolyse wird in der Regel bei einem Druck von 
l-2 00bar und Temperaturen zwischen 0° und 100°C durchgef uhrt ; der 

30 Zusatz einer Saure wie z.B. Essigsaure oder Salzsaure kann vor- 
teilhaft sein. Als Katalysator wird bevorzugt 5-10% Pd auf Aktiv- 

— — kohle -verwendet . ..... 



35 
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Die Verbindungen der Formel II, III und VIII bzw. die Ausgangs- 
materialien zu ihrer Darstellung sind entweder kauflich oder nach 
bekannten Methoden herstellbar. 
5 So konnen z.B. (5-Aryl- bzw. Heteroaryl-Aminosauren nach der 
Methode von Johnson et al., J. Am. Chem. Soc . , 299, 1936, oder 
Edwards et al . , J. Org. Chem. 1979, 44, 3136-3140, aus einem 
Aryl- bzw. Heteroarylaldehyd, Malonsaure und Ammoniumacetat 
synthetisiert werden. 

10 

Cole beschreibt in Tetrahedron 1994, 50, 9517-9582, generell die 
Synthese von |3-Aminosauren. Eine Methode zur enantioselektiven 
Synthese von P-Aminosauren wird z.B. von Enders, Angew. Chem. Int. 
Ed. Engl., 1995, 34, 455-457, beschrieben. Die Darstellung von 

15 enantiomerenr einem 3-Pyridinyl-p-alanin ist von Rico et al . , 

J. Org. Chem., 1993, 58, 7948-7951 beschrieben, 3-Ethinyl-p-alanin 
kann gemaS Zablocki et al . , J. Med. Chem. 1995, 38, 2378-2394 
;iir^sci i-i waric^i. J e e l jc\ ^ i j "- - J P - ■> P - ^ - - - - - " - - / - - s - — 
ebenfalls kauflich oder konnen gemaS WO 97/37655 einfach her- 

20 gestellt werden. 

Die Uberfuhrung der freien p-Aminosauren bzw. Diaminopropionsaure- 
Derivate in die entsprechend N- oder C-terminal geschiitzten 
Derivate la&t sich nach gangigen Methoden der organischen Chemie 
25 durchfiihren, wie es z.B. von Bodanszky oder Greene in den genann- 
ten Standardwerken beschrieben ist. 

Amino-Heteroarylcarbonsauren bzw. Amino-Heteroarylcarbonsaure- 
ester der allgemeinen Formel: 

30 

N Q Y bzw - "n^Q"^!^ SG 4 bzw. 5 N Q ]f 

o J 4 • 0 

XI XI £ XV - a 

35 

die als Ausgangsmaterialien in der Synthese von Verbindungen der 
Formel I Verwendung finden, sind entweder kauflich oder konnen 
gemaS der folgenden Beispiele dargestellt werden: 

40 

2-Amino-l ; i-cnidZoi^-cdrboa3dureechyIe3car La Xushner 2c \l . , 
J. Org. Chem. 1948, 13, 834ff; 2-Amino-4-pyridincarbonsaure- 
methylester in Podany et al . , J. Org. Chem. 1986, 51, 2988-2994; 
5-Amino-3-pyridincarbonsauremethylester in Hawkins et al . , 
45 J. Org. Chem. 1949, 14, 328-332; 4-Amino-2-pyrimidincarbonsaure- 
methylester in DE 2848912, 6-Amino-4-pyrimidin-carbonsaure- 
methylester in Zh. Org. Khim. 1981, 17, 312-317; 5-Amino-l,3- 
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thiazol-2-carbonsaureethylester in Adams et al\, 'j. Chem. *Sbc 

1956 , 1870-1873 ; 4- ( Aminomethyl ) -2-thiophencarbonsauremethylester 
in Peschke et al . , Bioorg. Med. Chem. Lett. 1997, 7, 1969-1972; 
2-Amino-l,3-oxazol-4-carbonsaure in Foulis et al . , J. Med. Chem. 
5 1971, 14, 1075-1077; 4-Aminopyridin-2-carbonsauremethylester 
" in Mostier et al . , J. Org. Chem. 1955, 20, 283-285; 2-Amino- 
pyrimidin-3-carbonsauremethylester in Liebigs Ann. Chem. 1965, 
209-211; 5-Amino-l, 3, 4-thiadiazol-5-carbonsaure in Liebigs Ann. 
Chim. 1963, 3; 5-Amino-l , 3 , 4-triazol-5-carbonsaure in US 3023210; 
10 4-Aminopyrrol-2-carbonsaure in J. Med. Chem. 1983, 26, 1042; 

l-Methyl-3-aminopyrazol-5-carbonsaure in Acta Chem. Scand. 1990, 
44, 74; 1 -Methyl -5 -amino-3-carbonsaure in Lee et al . , J. Org. 
Chem. 1989, 54, 428. 

15 Die Uberfuhrung von Amino-Heteroarylcarbonsauren bzw. Amino- 
Heteroarylcarbonsaureester der allgemeinen Formel : 



Hs.,A f , 

20 



N Q || bzw. ""n SG 4 

O O 



xi -xii 



25 in Verbindungen- der allgemeinen Formel: — 



O 

30 



O 

XIII XIV 



kann nach dam Fachmann bekanncan Mechoden arfolgan, iia :.3. La 
35 WO 97/08145 beschrfeben sind. Diese Bausteine konnen dann ent- 
weder direkt -im Fall der entsprechenden freien Carbonsauren- 
oder nach Abspaltung der Schutzgruppe SG4 mit Verbindungen der 
allgemeinen Formel V zu VII (Schema 1) bzw. mit VIII zu IX umge- 
setzt werden (fur Y=0H entspricht Verbindung VI Verbindung XIII) . 

40 

in den Schemata 4-/ sind sue Reiha dec Methodan :ur ^Ln- 
fuhrung von A exemplarisch beschrieben, wobei jeweils Reaktions- 
bedingungen verwendet wurden, wie sie fur die jeweiligen Um- 
setzungen bekannt und geeignet sind. Dabei kann auch von an 
45 sich bekannten, hier nicht erwahnten Varianten Gebrauch gemacht 
werden . 
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Harnstof fe bzw. Thioharnstof f e (AE-1 bis AE^Y 'lassen sicK'ftach" 
gangigen Methoden der organischen Chemie herstellen, z.B. wie in 
Schema 4 dargestellt, durch Umsetzung eines Isocyanats bzw. eines 
Thioisocyanats mit einem Amin, gegebenenf alls in einem inerten 
5 Losungsmittel unter Erwarmen (Houben-Weyl Band VIII, 157ff.) 

Schema 5 zeigt beispielhaft die Darstellung von Verbindungen des 
Typs AE-4, wie es z.B. von Blakemoore et al . in Eur. J. Med. 
Chem. 1987 (22) 2, 91-100, oder von Misra et al . in Bioorg. Med. 
10 Chem. Lett. 1994 4 (18), 2165-2170 beschrieben ist. 

Unsubstituierte oder cycl. Guanidin-Derivate der allgemeinen 
Formel AE-5 und AE-6 lassen sich mittels kauflicher oder einfach 
zuganglicher Reagenzien herstellen, wie z.B. in Synlett 1990, 
15 745, J. Org. Chem. 1992, 57, 2497, Bioorg. Med. Chem. 1996, 6, 

1185-1208; Bioorg. Med. Chem. 1998, 1185, oder Synth. Comitu 1998, 
23, 741-746, beschrieben. 

Die Darstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel AE-7 kann 
20 analog zu US 3,202,660, Verbindungen der Formel AE-9, AE-10, 

AE-11 und AE-12 analog zu WO 97/08145 erfolgen. Verbindungen der 
Formel AE-8 lassen sich, wie in Schema 6 gezeigt, z.B. gemaS der 
von Perkins et al . , Tetrahedron Lett. 1999, 40, 1103-1106, be- 
schriebenen Methopie , herstellen. Schema 6 gibt eine Ubersicht uber 
25 die Synthese der genannten Verbindungen.-. — 

Verbindungen der allgemeinen Formel AE-13 lassen sich analog zu 
Froeyen et al . , Phosphorus Sulfur Silicon Relat . Elem. 1991, 63, 
283-293, AE-14 analog zu Yoneda et al . , Heterocycles 1998, 15 

30 No-1, Spec. Issue, 341-344, wie in Schema 7 dargestellt, her- 
stellen. Die Darstellung entsprechender Verbindungen kann auch 

analog WO 97/36859 erfolgen. . .. . . 

Wie in Schema 3 gezeigc, konnen auch aitarnaciv verbindungen 
35 der allgemeinen Formel IX mit XV zu Verbindungen der allgemeinen 
Formel XVI umgesetzt werden, die dann nach Abspaltung der Schutz- 
gruppe SG5 nach den in WO 97/08145 und Schemata 2-5 gezeigten 
Methoden in Verbindungen des Typs VIII uberfuhrt werden. Fur den 
Fall R 1 gleich Ci-C 4 -Alkoxy oder Benzyloxy entsprechen die Ver- 
40 bindungen der allgemeinen Formel VIII direkt den Verbindungen 
des Typs 1 . 



45 
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Die Erfindung betrifft ferner Arzneimittelzubereitungen zur 
peroralen und parenteralen Anwendung, en thai tend neben den 
ublichen Arzneimittelhilf sstof f en, mindestens eine Verbindung 
5 der Formel I . 

Die erf indungsgemaSen Verbindungen konnen in ublicher Weise oral 
oder parenteral (subkutan, intravenos, intramuskular , intra- 
pertoneal) verabreicht werden. Die Applikation kann auch mit 
10 Dainpfen oder Sprays durch den Nasen-Rachenraum erfolgen. 

Die Dosierung hangt vom Alter, Zustand und Gewicht des Patienten 
sowie von der Applikationsart ab. In der Regel betragt die tag- 
liche Wirkstof fdosis zwischen etwa 0,5 und 50 mg/kg Korpergewicht 
15 bei oraler Gabe und zwischen etwa 0,1 und 10 mg/kg Korpergewicht 
bei parenteraler Gabe. 

jl i ;ieuda /a r j a n xjaner. _.i ~e;i j e or iu j_i - _ ~r. en ; t . sr. . 3 j.'. 

Applikationsformen fest oder flussig angewendet werden, z.B. als 

20 Tabletten, Filmtabletten, Kapseln, Pulver, Granulate, Dragees, 

Suppositorien, Losungen, Salben, Cremes oder Sprays. Diese werden 
in ublicher Weise hergestellt. Die Wirkstof fe konnen dabei mit 
den ublichen galenischen Hilf smitteln wie Tablettenbindern, Full- 
___stoffen, Konservierungsmi tteln , Tablettensprengmitteln,^FlieS- 

25 reguliermitteln" Weichmachern, Netzmitteln7 Dispergdermi t'tTeln , 

Emulgatoren, Losungsmi tteln, Retardierungsmitteln, Antioxidantien 
und/oder Treibgasen verarbeitet werden (vgl. H. Sucker et al . : 
Pharmazeutische Technologie, Thieme-Verlag, Stuttgart, 1991) . 
Die so erhaltenen Applikationsformen enthalten den Wirkstof f 

30 normalerweise in einer Menge von 0,1 bis 90 Gew.-%. 

Ferner betrifft die Erfindung die Verwendung der Verbindungen der 
rormsl i Hers eel lung von Arzneimi tt ain zur Behandlung von 

Krankheiten. Die Verbindungen der Formel konnen zur Behandlung 
35 von humanen und tieriscfierTKrankheiten vefwendet werden. Die Ver- 
bindungen der Formel I binden an Integrinrezeptoren und konnen 
somit als Integrin-Rezeptorantagonisten und zur Herstellung 
von Arzneimitteln zur Behandlung von Krankheiten, in die ein 
Integrinrezeptor involviert ist, verwendet werden. 

40 

ievorzugc oinden die Verbindungen der Formal : m den Ct v B 3 - 
Integrinrezeptor und konnen somit bevorzugt als Antagonisten 
des a v P3-Integrinrezeptors und zur Behandlung von Krankheiten, in 
die der cc v p3-Integrinrezeptor involviert ist, verwendet werden. 

45 

Die Verbindungen der Formel I werden bevorzugt zur Behandlung 
f olgender Krankheiten verwendet : 
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Kardiovaskulare Erkrankungen wie Atherosklerose,* Restenos'e* nach* 
GefaSverletzung, und Angioplastie (Neointimabildung, Glattmuskel- 
zellmigration und Proliferation) , 

5 akutes Nierenversagen, 

Angiogenese-assoziierte Mikroangiopathien wie beispielsweise 
diabetische Angiopathien oder Retinopathie oder rheumatische Ar- 
thritis , 



10 



15 



Blutplattchen vermittelter Gefa&verschluS, arterielle Thrombose, 

Schlaganfall, Reperfusionsschaden nach Myokardinf arkt oder 
Schlaganf all, 

Krebserkrankungen, wie beispielsweise bei der Tumormetastasierung 
oder beim Tumorwachstum ( tumor induzierte Angiogenese) , 



Osteoporose (Knochenresorption nach Chemotaxis und Adhasion von 
20 Osteoclasten an Knochenmatrix) , 

Bluthochdruck, Psoriasis, Hyperparathyroismus , Paget ' sche 
Erkrankung, maligne Hypercalcemie , metastatische osteolytische 
Lasionen, Ent ziindun g ,^Wun dhe i lung , Herzinsuf f izienz , Kongestives 
25 Herzversagen CHF, s ©wie- bei 



anti-viraler, anti-parasitarer oder anti-bakterieller Therapie 
und Prophylaxe (Adhasion und Internal is ierung) . 

30 Vorteilhafterweise konnen die Verbindungen der Formel I in Kombi- 
nation mit mindestens einer weiteren Verbindung verabreicht wer- 
den, urn in einer Reihe von Indikationen eine verbesserte Heilwir- 

kung zu arrslchsn, Oiasa waiter an Verbindungen konnan dan gLai - 
2han oder ainam andaren wi.:!<m3chani smus wia iia Varbindungan iar 
35 Formel I aufweisen". 

Die Arzneimittelzubereitungen k5nnen daher neben den Verbindungen 
der Formel I und den iiblichen Arzneimittelhilf sstof f en mindestens 
eine weitere Verbindung, abhangig von der Indikation jeweils aus 
40 einer der nachstehenden 10 Gruppen ausgewahlt, enthalten. 

Gruppe 1 : 

Inhibitoren der Blutplattchenadhasion, -aktivierung oder -aggre- 
gation, wie beispielsweise Acetylsalicylsaure, Lysinacetylsalicy- 
45 lat, Pilacetym, Dipyridamol, Abciximab, Thromboxane- Antagonisten, 
Fibrinogen- Antagonisten, wie beispielsweise Tirofiban, oder Inhi- 
bitoren der ADP-induzierten Aggregation wie beispielsweise Ticlo- 
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pidin oder Clopidogrel, 
Antikoagulantia, die die Thrombinaktivitat oder -bildung verhin- 
dern, wie beispielsweise Inhibitoren von Ila, Xa, XIa, IXa oder 
Vila, 

5 Antagonisten von blutpiattchenaktivierenden Verbindungen und 
Selectin-Antagonisten. 

zur Behandlung von Blutblattchenvermitteltem vaskularem VerschluS 
oder Thrombose, oder 

10 

Gruppe 2 : 

Inhibitoren der Blutplattchenaktivierung oder -aggregation, wie 

beispielsweise GPIIb/IIIa-Antagonisten, Thrombin- oder Faktor Xa- 

Inhibitoren oder ADP-Rezeptor-Antagonisten, 
15 Serin-Protease Inhibitoren, 

Fibrinogen-senkende Verbindungen, 

"elect in- Antagonist en , 

An CiJfoau: i ./ l^AS-^ ue: 7 3 AM - _ 

Inhibitoren der Leukozytenadhasion 
20 Inhibitoren der Gef aSwandtransmigration, 

Fibrinolyse-modulierende Verbindungen, wie beispielsweise Strep- 
tokinase, tPA, Plasminogenaktivierungs-Stimulantien, TAFI-Inhibi- 

toren, XIa Inhibitoren oder PAI-l-Antagonisten, 

Inhibitoren von Komplement f aktoren, 
25 Endothelinrezeptor-Antagonisten,- 

Tyrosinkinase-Inhibitoren, 

Antioxidantien und 

Interleukin 8 Antagonisten 

30 zur Behandlung von Myokardinf arkt oder Schlaganf all , oder 

_ _„ Gruppe 3 : . 

3ndoche I indncagoni scan . 

ACE- inhibicoran; 
35 Angio t ens inrezep tor ant agonist en, 

Endopeptidase Inhibitoren, 

Beta-Blocker , 

Kal z iumkanal -Antagonisten , 
Phosphodiesterasehemmer und 
40 Caspaseinhibitoren 

zur Behandlung von kongestiven Herzversagen, oder 

Gruppe 4 : 
45 Thrombininhibi toren, 

Inhibitoren des Faktors Xa, 

Inhibitoren des Koagulationsweges der zur Thrombinbildung f uhrt , 
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wie beispielsweise Heparin oder niedermolekulare Heparine, 
Inhibitoren der Blutpiattchenadhasion, -aktivierung oder -aggre- 
gation, wie beispielsweise GPIIb-IIIa-Antagonisten oder Antagoni- 
sten der durch vWF oder GPIb vermittelten Blutplattchenadhasiion 

5 und Akti vie rung, 

Endothelinrezeptor-Antagonisten, 
Stickstof f oxidsynthasehemmer , 
CD44 -Antagonisten, 
Selectin-Antagonisten, 
10 MCP-l-Antagonisten, 

. Inhibitoren der Signal transduktion in prolif erierenden Zellen, 
Antagonisten der durch EGF, PDGF, VEGF oder bFGF vermittelten 
Zellantwort und 
Antioxidantien 



15 



zur Behandlung von Restenose nach Gef afcverletzung oder Stentim- 

olantation, oder 



Gruppe 5 : 

20 Antagonisten der durch EGF, PDGF, VEGF oder bFGF vermittelten 
Zellantwort, 

Heparin oder niedermolekulare -Heparine oder weitere GAGs, 
Inhibitoren von MMPs, 

3e lectin- Ant agoni.s_t.en., — 



2 5— Endo thel i-n-Arrtagoni-s teni — - ■ — ■ — 

ACE- Inhibitoren, 

Angiotensinrezeptor-Antagonisten und 

Glycosilierungshemmer oder AGE-Bildungs- Inhibitoren und Antagoni- 
sten Ihrer Rezeptoren, wie beispielsweise RAGE, 



30 



zur Behandlung von diabetischen Angiopathien oder 



Iruooe i : 

.fee csenkande V e r b i ndu ng a n , 

35 Selectin-Antagonisten, 

Antagonisten von ICAM-1 oder VCAM-1 

Heparin oder niedermolekulare Heparine oder weitere GAGs, 

Inhibitoren von MMPs , ~~ _ . — 

Endothelinantagonisten, 
40 Apolipoprotein Al-Antagonisten , 

Jholesceroi - An c agonise an , 

HMG CoA Reduktase- Inhibitoren, 

ACAT Inhibitoren, 

ACE Inhibitoren, 
45 Angiotensinrezeptorantagonisten, 

Tyros inkinase inhibitoren, 

Proteinkinase C-Inhibitoren, 



# 

-ffnt; 
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Kalzium-Kanal-Sntagonisten, . - 
LDL-Rezeptor-Funktionsstimulantien, 
Antioxidantien und 
Freie Radikal-Fanger 



# 



•••• 



• m • 
• • • • 



zur Behandlung von Atherosklerose oder 



Gruppe 7 : 

cytostatische oder antineoplastische Verbindungen, 
10 Verbindungem die die Proliferation inhibieren, wie beispielsweise 
Kinaseinhibitoren und 

Heparin oder niedermolekulare Heparine oder weitere GAGs 



zur Behandlung von Krebs , vorzugsweise zur Inhibierung von Tumor- 
15 wachstum oder -metastase, oder 



Gruppe 8 : 

"Zero L.Tiua^e.-i / ~s a.: : . • ; - i j;p: .v a r ip - i . 

Verbindungen zur Hormon-Austausch-Therapie , wie beispielsweise 
20 Ostrogen- oder Progesteron-Antagonisten, 
Rekombinantes humanes Wachs turns ho rmon, 

Bisphosphonate ,^ wie-beispielsweise Alendronate^ — 

Verbindungen zur Calcitonintherapie , 

Calcitoninstimulant^ien, ______ 

2 5— Kal z ium-Kanal-^Ant agoni st en , ~TT 

Knochenbildungsstimulantien, wie beispielsweise Wachstumsf aktora- 
gonisten, 

Interleukin-6-Antagonisten und 

Src Tyrosinkinase-Inhibitoren 

30 

zur Behandlung von Osteoporose oder 



TNF-Ancagoni-3-c-ari, ----- - — ~ 

35 Antagonisteh^dl^VL^^ " 

Antagonisten von LFA-1 , Mac-1 oder ICAMs, 
Komplement inhibit oren, 

Irnmunos-uppressiva, — — — — — 

Interleukin-1- , -5- oder -8-Antagonisten und 
40 Dihydrof olatreduktase-Inhibitoren 



zur Behandlung von rheumatoider Arthritis oder 



Gruppe 10: 
45 Collagenase, 

PDGF-Antagonisten und 
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MMPs 

zur verbesserten Wundheilung. 

Unter einer Arzneimittelzubereitungen, enthaltend mindestens eine 
5 Verbindungen der Formel I, gebenenfalls Arzneimittelhilf sstof f e 
und mindestens eine weitere Verbindung, abhangig von der Indika- 
• tion jeweils aus einer der vorstehenden Gruppen ausgewahlt , wird 
eine kombinierte Verabreichung mindestens einer der Verbindungen 
der Formel 1 mit mindestens einer weiteren Verbindung jeweils 
10 ausgewahlt aus einer der vorstehend beschriebenen Gruppen und ge- 
gebenenfalls Arzneimittelhilf stof fen, verstanden. 

Die kombinierte Verabreichung kann durch ein Stof f gemisch, ent- 
haltend mindestens eine Verbindungen der Formel I, gebenenfalls 
15 Arzneimittelhilfsstof fe und mindestens eine weitere Verbindung, 
abhangig von der Indikation jeweils aus einer der vorstehenden 
Gruppen ausgewahlt, aber auch raumlich und/oder zeitlich getrennt 
± c d 2 ijea, 

20 Bei der raumlich und/oder zeitlich getrennten Verabreichung er- 
folgt die Verabreichung der Komponenten der Arzneimittelzuberei- 
tung, die Verbindungen der Formel 1-und -die -Verbindungen ausge- 
wahlt aus einer der vorstehend erwahnten Gruppen raumlich und/ 
oder zeitlich getrennt, . 



25- 



Zur Behandlung von Restenose nach Gef a&verletzung oder Stenting 
kann die Verabreichungen der Verbindungen der Formel I alleine 
oder in Kombination mit mindestens einer Verbindung ausgewahlt 
aus der Gruppe 4 lokal auf die betroffenen Stellen erfolgen. Auch 
30 kann es vorteilhaft sein, die Stents mit diesen Verbindungen zu 
iiber ziehen. 



7 ,ur Behandlung yon jsceoporose kann es '/ortailhact ?ain. lie Ver • 
ibreichung der verbindungen ier formal C in Xombinacion mi z eina.v 
35 antiresorptiven oder"Hormonaustausch-Therapie durchzuf uhren . 

Die Erfindung betrifft demnach die Verwendung der vorstehend er- 
wahnten- Arzneimittelzubereitungen zur Herstellung von Arzneimit- 
tel zur Behandlung von Krankheiten. 



40 



iln einer bevorzugcen Aus fuhrungs form becrifft lie Erfindung die 
Verwendung der vorstehend erwahnten kombinierten Arzneimittelzu- 
bereitungen zur Herstellung von Arzneimitteln zur Behandlung von 



45 Blutplattchen vermitteltem vaskularem Verschlufc oder Thrombose 
bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 1, 
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Myokardinf arkt oder Schlaganfall 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 2 , 

kongestivem Herzversagen 
5 bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 3, 

Restenose nach Gef afiverletzung 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 4, 

10 diabetischen Angiopathien 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 5 , 

Atherosklerose 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 6, 

15 

Krebs 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 7, 
Osteoporose 

20 bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 8, 
Rheumatoider Arthritis 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 9, 



25 Wundheilung 

bei Verwendung von Verbindungen der Gruppe 10 . 

Die folgenden Beispiele erlautern die Erfindung, wobei die Aus- 
wahl dieser Beispiele nicht limitierend ist. 

30 

I . Synthesebeispiele 
E .A Vorstuf en 

Dars eel lung ier Sausueiiie L 

35 

3- (4-Methylphenyl) -($-alanin 

4- Methylbenzaldehyd (30 g, 0,25 mol) wurde in 500 ml Ethanol 
vorgelegt, Malonsaure (25,9 g, 0,25 mol) und Ammoniumacetat 
(28,8 g, 0,374 mol) zugegeben, und die Mischung fur 8 h auf Ruck- 

40 flu£ erhitzt. Nach beendeter Umsetzung wurde auf 5°C abgekuhlt, 

ier -ncscandehe iMiederschlag ibgesaugc, :r\Lz kaL~-m Ethanol und 
Diethylether nachgewaschen, und im Trockenschrank bei 40°C 
getrocknet . 

19,9 g; ESI-MS [M+H+] = 180. 
45 Fmoc-3- (4-Methylphenyl) -(3-alanin 

3- (4-Methylphenyl) -f5-alanin 1 (7 g, 39,6 mmol) wurden in einer 
Mischung aus 160 ml wafcriger 10 % Na 2 C0 3 -L6sung und 50 ml THF ge- 
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lost. AnschlieSend wurde Fmoc-Cl (10,31 g, 
40 ml THF - zugegeben, und aber Nacht bei Raumtemperatur geruhrt . 
Zur Aufarbeitung wurde die Reaktionsmischung mit konz . HCl auf 
pH 2 gestellt, und zweimal mit Diethylether extrahiert. Die 
5 vereinigten organischen Phasen wurden anschlieSend getrocknet 
(Na 2 S0 4 ), eingeengt, der verbliebene Ruckstand aus Diethylether/ 
Cyclohexan kristallisiert und getrocknet. Auf diese Weise wurden 
14 g eines weiSen Feststoffs erhalten. 
ESI-MS [M+H + ] = 402 



10 



Darstellung von Bausteinen A-E 

2-{ [ (Benzylamino)carbonyl]amino}-l,3-thiazol-4-carbonsaureethyl- 
ester 

15 2-Amino-l,3-thiazol-carbonsaureethylester (1,6 g, 9,82 mmol) und 
Benzylisocyanat (1,31 g, 9,83 mmol) wurden in 10 ml CH 2 C1 2 7 h 
lang auf RiickfluS erhitzt . Nach beendeter Umsetzung wurde die 



.jj.r-n. 



an Kieselgel (CH 2 Cl 2 /CH 3 OH 2 %) ergab 2,4 g der Verbindung. 



20 




2-{ [ (Benzylamino)carbonyl] amino } -1 , 3-thiazol-4-carbonsaure 
2M -[ ( Benzylamino ). carbonyl-] amino-krJL, S^hiazol-^carbonsaureethy 1- 
ester (2,4 g, 7,86 mmol) wurde in 10 ml CH 3 OH und 1 ml H 2 0 
^nspsndiert. LiOH (0,18 g, 7,86 mmol) zugesetzt, und 18 h bei 
25-Raumtemper-atur— ger-u-h-r-l^-Nach beendeter Reaktion wurden 2 0 ml H 2 0 
zugegeben, mit konz. HCl auf pH 1 gestellt, der entstandene Fest- 
stoff abgesaugt und getrocknet. 
1,3 g; ESI-MS [M+H+] = 278 

30 (2-{ [ (Benzylamino)carbonyl]amino}-l,3-thiazol-4-yl)-essigsaure- 
ethylester 

Die Umsetzung erfolgte analog mit 2-Amino-l , 3-thiazol-4-yl-essig- 

;3ur93-.hyU3cer ;i. 15 7- ? • 19 •nmol). Nach Chromatographic wrdan 
!,3 g der— Verbindung— erha-t^ an , 

35 

( 2- { [ (Benzylamino ) carbonyl ] amino } -1 , 3-thiazol-4-yl ) -essigsaure 
Die Umsetzung erfolgte analog aus ( 2- {[ (Benzylamino) -carbonyl] - 
amino}-l,3-thiazo-l-4-yl)-essigsaureethylester (2,8 g, 8,77 mmol) 
und ergab 1,9 g der Verbindung als weifien Feststoff; ESI-MS [M+H+] 
40 = 292. 

2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-oxazol-5-carbonsaure 

a) Methylchloressigester (32,6 g, 0,30 mol) und Methylf ormiat 
45 (25,2 g, 0,42 mol) gelost in Ether (300 mL) wurden unter 

Kuhlung (0 bis 10°C) zu einer Losung von Kaliumethanolat 
(29,9 g, 0,32 mol) in 80 ml Ethanol getropft. Die entstehende 
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Suspensior^urde 1,5 h bei 5°C und 12 hTsei Raumtemperatur 
nachgeruhrt. Das entstandene Salz wurde abfiltriert und mit 
Diethylether gewaschen. Der Riickstand wurde in H2O gelost, 
bei 4°C auf pH 3 mit HCl (10 N) angesauert und mit Diethyl - 
5 ether extrahiert. Die vereinigten organischen Fraktionen 

wurden getrocknet, filtriert und zur Trockne einrotiert; 
12,7 g. 

b) Ethylformylchloressigester (10,0 g, 66,42 mmol) und Harnstoff 
10 (4,4 g, 73,97 mmol) wurden 60 ml H 2 0 3,5 h auf RuckfluS er- 

hitzt. Nach beendeter Reaktion wurde die Mischung filtriert 
und das Filtrat eingeengt. Chromatographie (MPLC, RP, Chroma - 
sil 100 C18, Gradient 1 bis 11 % Acetonitril) des erhaltenen 
Rtickstands ergab 0,66 g der Verbindung. 

15 

c) 2-Amino-l, 3-oxazol-5-carbonsaureethylester (0,3 g, 1,92 mmol) 

und Benzylisocyanat (0,26 g, 1,92 mmol) wurden in 15 ml 

setzung wurde die Mischung mit Wasser (15 ml) gewaschen, mit 
20 5 % Citronensaure (2 x 15 m) extrahiert und mit H2O ausge- 

schuttelt. Die organische Phase wurde getrocknet und ein- 
— geengt -.- : -Eine Mischung -M, 27 g) aus Benzylamin, Dibenzyl- 
harnstoff und gewiinschtes Produkt (25 % Reinheit) fallt aus 
Ethylacetat aus und wurde ohne weitere Reinigung umgesetzt. 



25 = — ■ 

d) 2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-oxazol-5-carbonsaure- 
ethylester (0,35 g, 25 % Reinheit) wurde in 20 ml CH3OH und 
20 ml H 2 0 suspendiert, NaOH (IN, 2,56 mmol) zugesetzt, und 
6 h bei 3 5°C geriihrt . Nach beendeter Reaktion wurde ein- 
30 geengt, die Wasserphase mit HCl (2 N) auf pH 2 angesauert 

und mit Ethylacetat erschopfend extrahiert. Die vereinigte 

organische Phasen wurden getrocknet, filtriert und eingeengt, 

Ausriihrsn Acezonitrii sr^ab 135 mg der Verbindung; 
ESI -MS [M+H+ ] =252,05. 



35 

2 - { [ ( Benzylamino ) carbonyl ] amino } -1 , 3 -oxazol-4-carbonsaure 

a) Bromethylpyruvat (59,7 g, 0,306 mol) und Harnstoff (27,6 g, 
0,46 mol) wurden in 22 0 ml Ethanol 24 h lang auf RuckfluS 

40 erhitzt. Die Mischung wurde eingedampft, der verbliebene 

Rucks c and mxc 20 mi H 2 0 verseczc, :iiic La NaOH-Losung eln pH 
von 10 eingestellt und mit CH 2 C1 2 extrahiert. Einengen der 
org. Phasen und Verruhren des Ruckstands mit Diethylether 
ergab 12 , 3 g der freien Base 7 

45 ESI-MS [M+H+] = 157,05. 
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Die Mutterlauge wurde wurde bei 10°d mit ethefischer If CI 
versetzt. Auf diese Weise wurden noch 11,4 g des Esters als 
Hydrochlorid erhalten. 

5b) 4 g 2-Amino-l, 3-oxazol-4-carbonsaureethylester wurden mit 
Benzylisocyanat (3,75 g; 0,13 mmol) und 3,3 g Diisopropyl- 
ethylamin in 60 ml Toluol 1 h lang auf RuckfluS erhitzt. Nach 
beendeter Reaktion wurde die Mischung eingedampf t , der Ruck- 
stand in CH 2 C1 2 aufgenommen und mit In HC1- und ges. NaCl- 
10 Losung gewaschen. Trocknen der org. Phase, Einengen und Ver- 

ruhren des Ruckstands in Methyl-tert . butylether ergaben 4,6 g 
wei£e Festkorper; 
ESI-MS [M+H+] = 290,05. 

15 c) 4,3 g 2-{ [ (Benzylamino) carbonyl ] amino} -1 , 3-oxazol-4-carbon- 

saureethylester in 120 ml Dioxan/H 2 0 2:1 wurden mit 1,4 g KOH 
versetzt und 2 h auf Ruckflufc erhitzt. Einengen der Mischung 

i.ijl .UJi*i::. : ... .-I-". :s;l-j wr.^:. >P_ > : " V. * r ■ ^- 

abgesaugt, mit Aceton nachgewaschen und getrocknec wurde. 
20 3,38 g; ESI-MS [M+H+] = 262,05. 

4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] ^innV-l-methvl-lH-Pvrrol^2-carbonsaure 

4- Amino- l-met hyl-pyrrol-2-methylcarboxylat (4 g, 26 mmol) wurden 
25 -in 40 ml Toluol und 70 ml THF suspendiert und 1 eq Benzyliso- 
cyanat als Losung in 10 ml THF zugegeben. Die Mischung wurde uber 
Nacht geruhrt und der entstandene Niederschlag abfiltriert. Die 
Mutterlauge wurde eingeengt, das verbliebene 01 mit Diethylether 
versetzt und der entstandene Niederschlag abfiltriert. Ver- 

30 einigung der Niederschlage ergab 5,16 g; ESI-MS: M+H+ = 288 
7,18 g (25 mmol) des Methylesters wurden in 150 ml THF gelost 
und 2 eq LiOH in Wasser gelost zugegeben. Es wurde 3 h bei 
rlaumcemp. :feruhr~, Darin wurde neutralisisrt, eingeengt, mit 
HC1 angasauerv- and -dsr-ws-iSa tfiaderschlag ibgas^ug^. Waschsn mi.c 

35 H 2 0 und KristallisalTion^^ 

ESI-MS: M+H+ = 274,0. 

5- { [ (Benzylamino) carbonyy ? am^ 



40 a) 85 ml Methanol wurden bei 0°C vorgelegt und dann 7,76 ml 

:hionylchlorid bei rz luga-ropft, 7 ,u dieser Mischung wrden 
16,8 g (97 mmol) 2-Nitrothiophen-5-carbonsaure portionsweise 
zugegeben und danach 5 h bei Raumtemperatur geruhrt. Es 
wurden noch 6 h bei 40°C geruhrt. Nach dem Abkiihlen wurde 

45 die Mischung mit Eiswasser versetzt, der Niederschlag 

abfiltriert, mit Wasser gewaschen und in Ethylacetat auf- 
genommen. Die Phasen wurden separiert, die organische Phase 
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fasser aewaschen, mit- Na->S04 getroc 



4x mit Wasser gewaschen, mit- Na2S04 
(16,45 g) . 



getrocknet undf 'eingeengt 



b) 9,2 g (49 mmol) 2-Nitrothiophen-5-carbonsauremethylester 

5 wurden in 600 ml Eisessig gelost, und bei 40°C portionsweise 

mit 27,45 g Eisenpulver (Merck, Fe durch Reduktion) versetzt. 
Nach mehreren Stunden wurde abgesaugt, der Feststoff mit Eis- 
essig, Ethylacetat und Dichlormethan gewaschen. Die Filtrate 
wurden vereinigt, mit Na 2 S0 4 getrocknet und eingeengt. Der 
10 olige Ruckstand wurde in Diethylether aufgenommen und das 

Hydrochlorid mit 6n isopropanolischer HC1 ausgefailt. 
Absaugen und Trocknen ergaben 5,80 g. 

c) 5,80 g (30 mmol) des Aminothiophens wurden in 50 ml Toluol 
15 mit 10,2 ml Diisopropylethylamin und 85 ml THF vorgelegt. 

Nach Zugabe von 1 eq Benzylisocyanat wurde uber Nacht 
geruhrt, anschliefcend ca. 13 h unter Riickflufc gekocht , die 

mit In HC1, Wasser und ges . NaHC0 3 -L6sung extrahiert. Die 
20 waSrigen Phasen wurden verworfen. Der entstehende Nieder- 

schlag wurde abfiltriert, die Mutterlauge mit Na 2 S0 4 ge- 

r trocknet und_auf„20 ml eingeengt. Der entstandene Nieder- 

schlag wurde abfiltriert und mit kaltem Ethylacetat 
gewaschen. 6,70 g; ESI-MS: M+H+ = 291,0. 



d) 6,6 g (22,8 mmol) des Methylesters wurden in 150 ml THF 

gelost und 1,1 g LiOH in Wasser gelost hinzugegeben . Nach 3 
wurde erneut 0,55 g LiOH hinzugegeben und die Mischung bei 
60°C 16 h geruhrt. Nach Einengen und Extraktion des Ruck- 
30 stands mit Ethylacetat wurde die waSrige Phase wird mit 

Aktivkohle entfarbt, mit HC1 angesauert und das ausfallende 
Prqdukt abfiltriert. Nach Trocknen verblieben 4,5 g; 
v3 I -MS : MrH + - ^77.0, 

35 5-{ [ (Benzylamino)carbonyl] amino }-4H-l, 2, 4-triazol-3-carbonsaure 

a) 100 ml Methanol wurden bei 0°C mit 10.9 ml Thionylchlorid 

— versetzt und_dann_ bei Raumtemperatur 12,,, 81_g_(.10D. mmol) 

1 , 2 , 4-Triazol-5-carbonsaure hemihydrat versetzt. Es wurde 
40 16 h bei Raumtemperatur geruhrt, das Reaktionsgemisch ein- 

jeengc und 100 ml ?as . NaHCO-j -Losung versetzt:. "3er vor - 

handene voluminose Niederschlag wurde abgesaugt, von Ethyl- 
acetat im Vakuum befreit und aus 200 ml Wasser umkristalli- 
siert. 10,51 g; ESI-MS : M+H+ = 143,0. 
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b) 10.35 g (72,9 mmol) des Aminotriazols warden In 3 5*6* ml 




Toluol, 16 ml Diisopropyl-ethylamin und 85 ml THF gelost, 
1,11 eq Benzylisocyanat hinzugegeben und die Mischung 5 h bei 
RuckfluS geruhrt. Die Losung wurde eingeengt, in Ethylacetat 
5 aufgenommen und die org. Phase mit 1 n SalzsSure, H 2 0 (2x) , 

ges. NaHC0 3 -L6sung und H 2 0 (2x) extrahiert . Die org. Phase 
wurde mit Na 2 S0 4 getrocknet, eingeengt und der Rucks tand mit 
Diethylether verruhrt. 15,7 g; ESI-MS [M+H+] = 276,1. 

10 c) 15,42 g (56,1 mmol) des Triazolcarbonsauremethylesters wurden 
in 360 ml THF gelost und dann 2,55 g LiOH in 250 ml Wasser 
hinzugegeben. Nach 4 h wurde eingeengt, mit Ethylacetat 
versetzt, mit HC1 angesauert, die org. Phase mit Wasser, 
ges. NaHC0 3 -L6sung und Wasser extrahiert. Das ausfallende 

15 Produkt wurde abgesaugt und getrocknet. 1,50 g; 

ESI-MS [M+H+] = 262,0. 

i - ii , Jen^y .Aai-iJ - / - . --.n-.u ; :.u J>onea - I - : ir jo^j a — i 

20 a) Zu 160 ml Methanol wurden bei 0°C 19,24 g Thionylchlorid 

getropft und anschlieSend portionsweise 25,45 g (147 mmol) 
2-Nitrothiophen-4-carbonsaure zugesetzt. Es„wurde_4 , 5 h bei 
45°C nachgeriihrt. Nach dem Abkuhlen wurde mit 160 ml Wasser 
versetzt und „der entstandene Nie derschl ag a bgesaugt. 2 6, 75 g. 

25 — 

b) 21,5 g (115 mmol) des Nitrothiophens wurden in 1,4 1 Eisessig 
vorgelegt, auf 40°C erwarmt und portionsweise mit 10 eq Eisen 
(Merck, durch Reduktion hergestellt) versetzt. Nach mehreren 
Stunden wurde der Feststpff abgesaugt, mit Eisessig, Ethyl - 
30 acetat und Dichlormethan gewaschen, die Mutterlauge mit der 

doppelten Menge Wasser versetzt, mit Dichlormethan 4x extra- 

hiert und die vereinigten org. Phasen mit Na 2 S0 4 getrocknet 

-_nd iingaenq 1 :. Oer Ruckstand A/urda in Diethylether lufgs- 
nommen.und mirt 5 n Lsoprooaaolischer HC1 in das Hydrochlorii 
35 uberfiihrt. Absaugen und Trocknen ergaben 13,3 g. 

1 H-NMR (d6-DMSO) d (ppm) = 3,75 (s, 3H, OCH 3 ) , 6,75, 7,70 
( je s, 1H, Ar-H) ) 



c) 20,4 g (105,3 mmol) des Aminothiophens_wurden in 530 ml 
40 Toluol, 85 ml THF und 27,2 g Diisopropylethylamin vorgelegt. 

AnschlieSend wurden L4,3 ? 3eazy L ioocyaaac ruqageben und bei 
Raumtemperatur 16 h, dann 3 h bei RuckfluS geruhrt. Die 
schwarze Losung wurde eingeengt, in Ethylacetat aufgenommen, 
mit 1 n HC1, Wasser und ges. NaHCO;* -Losung extrahiert. Die 
45 org. Phase wurde mit Na 2 S0 4 getrocknet, eingeengt und der 

Rucks tand mit Diethylether verruhrt; 21,0 g. 
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d) 28 g (96,-r"mmol) des ThiophenmethylesteTS wurden in 600 ml 
THF gelost und 4,62 g LiOH in 350 ml Wasser hinzugegeben. 
Nach 3 h bei 60°C wurde das THF i. Vak. entfernt und der 
waSrige Ruckstand mit Ethylacetat 2x extrahiert. Die waSrige 
Phase wurde mit Salzsaure angesauert und das ausfallende 
Produkt abgesaugt. Zur Reinigung wurde in NaOH-Losung auf- 
genommen, mit Aktivkohle versetzt und iiber Celite abgesaugt. 
Ansauern mit HC1, Absaugen und Trocknen ergaben 20,0 g; 
ESI-MS: [M+H + ]= 277,0. 



Beispiele I.B 

Synthese der Verbindungen der Formel I 



(A-E-G-L) 



Beispiel 1 

15 N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
carbonyl ] -amino } acetyl ) -3 - ( 4-methylphenyl ) -p-alanin ( 1 ) 



. .{ - l i " \ - ~ - v *e z.:\y a y* _. s - J - i ~ x:\ :a j - I c _. - v ._ Hdr : 

3,0 g Cl-Trityl-Harz wurden in Dichlormethan suspendiert, 
20 Diisopropylethylamin (1,64 ml, 9 mmol) und 3-(4-Methyl- 

phenyl) -p-alanin (1,45 g, 3,6 mmol) zugegeben und uber Nacht 
bei RT geschiittelt. AnschlieSend wurden erneut 1,5 ml Diiso- 
propylethylamin und 9 ml Methanol zugegeben und nochmals 

3 0-m-i-n— ges chilt-t eXt- Da.s_Har.2__ wurde abgesaugt und n acheinander 

25~ ^^mrt-Dimethyl^ormamid, CH 2 C1 2 , CH 3 OH und CH 2 C1 2 gewaschen. Zur 
Abspaltung der Fmoc-Schutzgruppe wurde das Harz in Piperidin/ 
CH 2 C1 2 1:1 20 min bei RT geschiittelt, abgesaugt, mit CH 2 Cl 2 
5x gewaschen. Die Schutzgruppenspaltung wurde insgesamt 2x 
durchgefuhrt. AnschlieSend wurde das Harz erneut gewaschen 
30 mit Dimethyl formamid, CH 2 C1 2 , CH 3 OH und CH 2 C1 2 und liber Nacht 

bei RT im Trockenschrank getrocknet. Die Auswaage betrug 
3,44 g (Beladung: 0,896 g/mmol) . 



1 . 2 H-Gly- [ 3~- ( 4 -Me t hy 1 ph a ny 1 ) -j3 -a Jraxri n ] ~- r r±>'y i~- H a-r z 
35 H- [3- (4-Methylphenyl) -p-alanin] -Trityl-Harz (111,6 mg, 

0,1 mmol) wurde in Dimethyl formamid suspendiert, Fmoc-Gly-OH 
(59,5 mg, 0,2 mmol), Diisopropylethylamin (34,4 ml, 0,2 mmol) 
" ~nd TBTU ( 64 ,~4 mg , " 0 , 2 mmol ) zugesetzt und— 4-8— h-iang ^bei 

Raumtemperatur geschiittelt. Das Harz wurde dann abgesaugt und 
40 nacheinander mit Dimethyl formamid , CH 2 C1 2 , CH 3 0H und CH 2 C1 2 

gewaschen. Zur Abspalcung der ^moc -Jcnuczgruppe wurde das 
Harz in Piperidin/CH 2 C1 2 1:1 20 min bei RT geschiittelt, ab- 
gesaugt, mit CH 2 C1 2 5x gewaschen. Die Schutzgruppenspaltung 
wurde insgesamt 2x durchgefuhrt. AnschlieSend wurde das Harz 
45 erneut gewaschen mit Dimethylf ormamid, CH 2 C1 2 , CH3OH und 

CH 2 C1 2 und liber Nacht bei RT im Trockenschrank getrocknet. 
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1.3 N-( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1, 3-thiazol-4-yY) - 
carbonyl] amino } acetyl) -3- (4-methylphenyl) -P-alanin (1) 
0,03 mmol H-Gly- [3- (4-Methylphenyl) -P-alanin] -Trityl-Harz 
wurden in DMF suspendiert, 2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }- 
5 l,3-thiazol-4-carbonsaure (17,5 mg, 0,06 mmol), Diiso- 

propylethylamin (10,32 ml, 0,06 mmol) und TBTU (19,32 mg, 
0,06 mmol) zugesetzt und iiber Nacht bei Raumtemperatur 
geschuttelt. Das Harz wurde dann abgesaugt und nacheinander 
mit Dimethyl formamid,. CH 2 C1 2 , CH 3 0H und CH 2 C1 2 gewaschen. 

10 AnschlieSend wurde zur Spaltung vom Harz mit 1,5 ml einer 

Mischung aus Trif luor-ethanol/Essigsaure/CH 2 Cl 2 1:1:3 versetzt 
und erneut 1 h bei Raumtemperatur geschuttelt. Eindampfen der 
Spaltlosung, Versetzen des Ruckstandes mit 2 ml Essigsaure 
und Lyophilisieren ergab 5 mg des gewiinschten Produktes, 

15 ESI-MS [M+H+] = 496. 



Beispiel 2 

.\ - . i I x 3 -5 -i z v - iiTi.-i J 1 Ji: oo:w - . --i j *-...>- :.i . i :>_■=■/ - / - . 

amino} acetyl) -3- ( 4-methylphenyl ) -(3-alanin (2 ) 

20 

0,03 mmol H-Gly- [3 - (4-Methylphenyl) -p-alanin] -Trityl-Harz wurden 
in DMF suspendiert, — (2- {[ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3- 
thiazol-4-yl) -essigsaure (17,5 mg, 0,06 mmol), Diisopropyl-ethyl- 

amin ( 10 , 32 _nuU _0 , 06 mmol.) und TBTU (19,32 mg, 0,06 mmol) zuge- 

25- setzt und uber Nacht bei Raumtemperatur geschuttelt. Das Harz 
wurde dann abgesaugt und nacheinander mit Dimethyl formamid, 
CH 2 C1 2 , CH3OH und CH 2 C1 2 gewaschen. Anschliefcend wurde zur 
Spaltung vom Harz mit 1,5 ml einer Mischung aus Trif luorethanol/ 
Essigsaure/CH 2 C1 2 1:1:3 versetzt und erneut 1 h bei Raumtemperatur 
30 geschuttelt. Eindampfen der Spaltlosung, Versetzen des Ruck- 
standes mit 2 ml Essigsaure und Lyophilisieren ergab 8 mg des 
gewiinschten Produktes, ESI-MS [M+H+] = 510. 

Oia Spa!- I'iSsung wurde iann :ur rrockanen ^Ligsdampft, der Ruck - 
scand in Essigsaure auigenornmen und Lyophil is 1 er - . 
35 ~ ~ "~ ~~~ ~~ ~ ~" " 

Beispiel 3 

N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
carbonyl-] amino } acetyl ) -3- ( 3 -py^idiny-1-) -p-alanin- (-3 ) 

40 3.1 H- [3- (3-Pyridinyl)-P-alanin] -Trityl-Harz 

Jurchf uhrung analog 2ur Herscellung von H - [ 3 - ( \ -Me chy L - 

phenyl ) -[3-alanin] -Trityl-Harz . 

H-Gly- [3- (3-Pyridinyl) -p-alanin] -Trityl-Harz 

H _ [3- (3-Pyridinyl) -p-alanin] -Trityl-Harz (106,4 mg, 0,1 mmol) 
45 wurde in Dimethyl formamid suspendiert, Fmoc-Gly-OH (59,5 mg, 

0,2 mmol), Diisopropylethylamin (34,4 ml, 0,2 mmol) und TBTU 
(64,4 mg, 0,2 mmol) zugesetzt und 48 h lang bei Raum- 
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temperatu^^eschiittelt . Das Harz wurde cTBgesaugt und nach- 
einander mit Dimethylf ormamid, CH 2 C1 2 / CH 3 OH und CH 2 C1 2 ge- 
waschen. Zur Abspaltung der Fmoc-Schutzgruppe wurde das Harz 
in Piperidin/CH 2 C1 2 1:1 20 min bei RT geschiittelt, abgesaugt, 
mit CH 2 C1 2 5x gewaschen. Die Schutzgruppenspaltung wurde ins- 
gesamt 2x durchgef uhrt . Anschliefcend wurde das Harz erneut 
gewaschen mit Dimethylf ormamid, CH 2 C1 2 , CH3OH und CH 2 C1 2 und 
liber Nacht bei RT im Trockenschrank getrocknet. 



10 3.2 N-({ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-!, 3-thiazol-4-yl)- 
carbonyl] amino} acetyl) -3- (3-pyridinyl) -p-alanin (3) 
0,03 mmol H-Gly- [3- ( 3-Pyridinyl ) -b-alanin] -Trityl-Harz wurden 
in DMF suspendiert, 2- {[ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3- 
thiazol-4-carbonsaure 4 (17,5 mg, 0,06 mmol), Diisopropyl- 

15 ethylamin (10,32 ml, 0,06 mmol) und TBTU (19,32 mg, 

0,06 mmol) zugesetzt und uber Nacht bei Raumtemperatur 
geschiittelt. Das Harz wurde dann abgesaugt und nacheinander 
.ul: Jue i-iy. .:' ;r:u^i_ -I-ij^-j. ;Hj JH iad 2"A ; J \ : ;-3>/ii:.^r.. 
AnschlieSend wurde zur Spaltung vom Harz mit 1,5 ml einer 

20 Mischung aus Trif luor-ethanol/Essigsaure/CH 2 Cl 2 1:1:3 versetzt 

und erneut 1 h bei Raumtemperatur geschiittelt. Eindampfen der 
Spaltlosung, Versetzen des Rucks tandes mit 2 ml Essigsaure 
und Lyophilisieren ergab 8 mg des gewiinschten Produktes, 
ESI-MS [M+H+] = 483. 

25 

Beispiel 4 

N-({ [ (2-{ [ ( Benzylamino) carbonyl] amino} -1,3 -thiazol-4-yl ) acetyl ] - 
amino } acetyl) -3- (3-pyridinyl) -p-alanin (4) 

30 0,03 mmol H-Gly- [3- ( 3-Pyridinyl ) -p-alanin] -Trityl-Harz wurden in 
DMF suspendiert, (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol- 
4-yl) -essigsaure (17,5 mg, 0,06 mmol), Diiso-propyl-ethylamin 

HO, 3 2 ) r )5 xmol) und TBTU (19,12 mg,. 0,05 mmol) -ugesetzt 

und iiber Nacht bei Raum camper a cur geschiiteait, Das Harz vvurde 

35 dann abgesaugt und nacheinander mit Dimethylf ormamid, CH2CI2, 
CH3OH und CH 2 C1 2 gewaschen. AnschlieGend wurde zur Spaltung vom 
Harz mit 1,5 ml einer Mischung aus Trif luor-ethanol /Essigsaure/ 
CH 2 C1 2 1:1:3 versetzt und erneut 1 h bei Raumtemperatur ge- 
schiittelt. Eindampfen der Spaltlosung, Versetzen des Ruckstandes 

40 mit 2 ml Essigsaure und Lyophilisieren ergab 10 mg des ge- 
wlinschcen Produkcas, Z3L -MS [M-hH"] : 197. 




45 
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Analog wurden hergestellt: 

N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-4-yl) - 
carbonyl] -amino } acetyl) -3- (3 , 5-dichlorophenyl ) -|3-alanin (5) 
5 21 mg; ESI-MS [M+H+] = 550. 

N _ ({[ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-4-yl ) - 

carbonyl ] amino } acetyl ) -3 - ( 2 -naphthyl ) -p-alanin ( 6 ) 
15 mg; ESI-MS [M+H+] = 532. 

10 

N _({ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l,3-thiazol-4-yl)- 
carbonyl ] amino } acetyl ) -3- [ 1 , 1 ' -biphenyl ] -4-yl-P-alanin ( 7 ) 
22 mg; ESI-MS [M+H+] = 560. 

15 N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
carbonyl ] amino } acetyl ) -3 - ( 2 , 3 -dimethoxyphenyl ) -P-alanin ( 8 ) 

18 mg; ESI-MS [M+H+l = 542. 

N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
20 carbonyl] amino} acetyl) -3 -(1-naphthyl) -p-alanin (9) 

19 mg; ESI-MS [M+H+] = 532. 

N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3 -thiazol-4-yl ) acetyl ] 

amino} acetyl) -3.=-(.3 ,3^di,chl or opheny 1 L-fi-al aninj 1 0, ) 

25-42 mg; ESI-MS [M+H+] = 565. 

( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-!, 3-thiazol-4-yl) acetyl] 
amino } acetyl ) -3- ( 2-naphthyl ) -p-alanin ( 11 ) 
44 mg; ESI-MS [M+H+] = 546. 

30 

N- ( { [ <2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) acetyl] 
amino} acetyl) -3-[l, 1 ' -biphenyl] -4-yl-alanin (12) 

7 .Tig; 3SI -MS ;M*H - } : ^ 7 1 . 

35 N- ( { [ ( 2- { [ ( Benzyl amino Tear bony 1 ] ami no }~lT3^ r tfii a z o l~4=y I ) acetyl ] 
amino } acetyl ) -3 - ( 2 , 3 -dimethoxyphenyl ) -p-alanin ( 13 ) 
30 mg; ESI-MS [M+H+] = 556. 

N-({ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-!, 3 -thiazol-4-yl ) acetyl] 
40 amino}acetyl) -3- ( 1-naphthyl) -p-alanin (14) _~ ~ - 

3 7 mg; ESI-MS [M+H+] - 3 45. 



N-( (2S)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1, 3 -thiazol-4-yl) 
acetyl ] amino } -propanoyl ) -3 - ( 3 , 5-dichlorophenyl ) -P-alanin ( 15 ) 
45 24 mg; ESI-MS [M+H+] = 579. 
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N-( (2S)-2-{ [ (S^Tt (Benzylamino) carbonyl] amindT-1 , 3-thiazol-4-yl) - 
acetyl] amino } -propanoyl) -3- (3-pyridinyl) -p-alanin (16) 
7,1 mg; ESI-MS [M+H+] = 511. 



5 N-( (2S)-2-{ [ (2-{ [ ( Benzylamino )carbonyl] amino } -1 , 3-thiazol-4-yl ) - 
acetyl ] amino } -propanoyl ) -3 - ( 2 -naphthyl ) -p-alanin ( 17 ) 
17 mg; ESI-MS [M+H+] = 560. 

N- ( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
10 acetyl] amino } -propanoyl ) -3- [1, 1' -biphenyl] -4-yl-{J-alanin (18) 
20 mg; ESI-MS [M+H+] = 586. 

N- ( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-4-yl) - 
acetyl] amino } -propanoyl) -3- (2 , 3 -dime thoxyphenyl ) -p-alanin (19 ) 
15 16 mg; ESI-MS [M+H+] = 570. 

N— ( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l , 3-thiazol-4-yl ) - 

i j a zv _ j iiumo ; -p: j pd.no/ <. ; - \ •• , - -napn say 1 > o - i-i^L.i [I ) ) 
16 mg; ESI-MS [M+H+] = 560. 

20 

N- ( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 

acetyl] amino } -propanoyl) -3- (4-mefehylphenyl) -p-alanin (21). ^ 

19 mg; ESI-MS [M+H+] = 524. _ 



25— N- ( (2S) -2-{ [- (2-{ ["(-Benzylamino) carbonyH-ami-no-}—l-, 3— th-i-a*©-l— 4-yl ) - 
carbonyl] amino} -propanoyl ) -3- (3 , 5-dichlorophenyl ) -0-alanin (22 ) 
18,5 mg; ESI-MS [M+H+] = 565. 

N- ( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
3 0 carbonyl ] amino } -propanoyl ) -3 - ( 3 -pyr idiny 1 ) -p-alanin (23) 
4,8 mg; ESI-MS [M+H+] = 497. 

>T - ((25) - 1 - ( \ \ 2 - { [ (Benzyl amino ) carbonyl ] amino } -I , 3 -thiaz ol -4 -vl) - 
o ar bony 1] amino} -propanoyi^S -j( 2 -napnc-hyi-) -p-aian-in -(24) 
35 18,4 mg; ESI-MS [M+H+] = 546. " ~~ 



N-( (2S)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1, 3-thiazol-4-yl) - 
carbonyl] amino} -propanoyl) -3 - [1, 1 ' -biphenyl] -4-yl -p-alanin -(25 ) 
16 mg; ESI-MS [M+H+] = 572. - - -■ 

i\f- ( (23) -2- { [ \2 - { l (Benzylami.no ; carbonyL] ammo } *-L, J --chiazol -4 -yL ) - 
carbonyl] amino} -propanoyl) -3 - (2 , 3-dimethoxyphenyl ) -P-alanin (26 ) 
15 mg; ESI-MS [M+H+] = 556. 
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N-( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino 3-thiazol-4-yl) - 
carbonyl ] amino } -propanoyl ) -3 - ( 1-naphthyl ) -p-alanin (27) 
13 mg; ESI-MS [M+H+] = 546. 

5 N-( (2S)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-4-yl) - 
carbonyl ] amino } -propanoyl ) -3 - ( 4 -me thylphenyl ) -(3-alanin (28) 
18 mg; ESI-MS [M+H+] = 510. 

N-( (2S)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1, 3-thiazol-4-yl) - 
10 acetyl] amino} -propanoyl) -3- (4 -me thylphenyl ) -p-alanin (29) 
17,2mg; ESI-MS [M+H+] = 510. 

(2S)-3-[((2S)-2-{[(2-{[ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1, 3-thiazol- 
4-yl) -acetyl] amino} -propanoyl) amino] -2-{ [ (benzyloxy) carbonyl] - 
15 amino } propansaure (30) 

11,1 mg; ESI-MS [M+H+] = 583. 

_> j ; - 3 - ," .' ' v ; - . , J e :i z y iiti i a J / J x c jo ci / - . uniaJ: - . > * : . , - i - J - = - / - 
acetyl ] -amino } acetyl ) amino] -2- { [ (benzyloxy) carbonyl ] amino } propan- 
20 saure (31) 

14,9 mg; ESI-MS [M+H+] = 569. 

(2S) -3- [ ( (2S) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-!, 3 -thiazol- 
4^yJL) carbonyl] -amino ^ 

2 5— amino-} propans-&u-3?e— (-3-2-H = - — — — — 

6,5 mg; ESI-MS [M+H+] = 569. 

(2S)-3-[ ({ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl) - 
carbonyl ] -amino } acetyl ) amino ] -2 - { [ ( benzyloxy ) carbonyl ] amino } - 
30 propansaure (33) 

5,9 mg; ESI-MS [M+H+] = 555. 

>f-r r f ( 2 -{ [ { 3enzyliiri.ino) -arbonyl] sixniao ) -I. 3 ---hiazol -4 -yU acetyl] - 
(methyl ) amino] acetyl } - 3 -;(^-pyr4rdiayI-j -j3~a-L-anin— ;*3 4 ) 
35 15 mg; [M+H+] = 512. 

N-{ [ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl ) acetyl] - 
(methyl ) amino] acetyl} -3- (-3 ,-5-dich-l©^opheny-l-.)-=P-a4.anin (35) 
18 mg; [M+H+] = 579. 

40 - 

- K 2R) - J- ( { [ L (2 - { [ {3anzyiaraino) carbonyl j amino} - I, j --hiazDl - 1 -yl) 
acetyl ] - (methyl ) amino ] acetyl } amino ) -2- { [ ( benzyloxy) carbonyl ] - 
amino } propansaure (36) 
14 mg; [M+H+] = 583. 
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(2R) -3 - ( { [ [Benzylamino) carbonyl ] amino fSenzoyl ) amino]* acetyl} - 

amino) -2- { [ (benzyloxy) carbonyl] amino }propansaure (37) 
10 mg; [M+H+] = 548. 

5 (2R) -3- ( { (2S) -2- [ (3-{ t (Benzylamino) carbonyl] amino} benzoyl ) amino] - 
propanoyl} amino) -2-{ [ (benzyloxy) carbonyl] amino }propansaure (38) 
4 mg; [M+H+] = 562. 

N-{ [ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
10 carbonyl ] - (methyl ) amino ] acetyl } -3- ( 3 , 5-dichlorophenyl ) -{3- 
alanin (39) 
16 mg; [M+H+] = 564. 

N-{ [ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-4-yl ) - 
15 carbonyl] - (methyl) amino] acetyl} -3- (3-pyridinyl) -p-alanin (40) 
18 mg; [M+H+] = 497. 

; \ X: - J ■,['.[,■■■[[ \ ^ = - - : --v.-"~ 5 : i :'"50.iyl : 3 > - \ • - - >.L i : V 

carbonyl] - (methyl) amino] acecyl } amino ) -2- { [ (benzyloxy) carbonyl J 
20 amino }propansaure (41) 
15 mg; [M+H+] = 569. 



N-( (2R)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l,3-thiazol-4-yl) 
acetyl] amino} propanoyl) -3- ( 3-pyridinyl ) -[3-alanin (42 ) 
25-18 mg; ESI-MS [M+H+] = 511. 

N-( (2R)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1 , 3-thiazol-4-yl) 
acetyl ] amino } propanoyl ) -3 - ( 3 , 5-dichlorophenyl ) -P-alanin ( 43 ) 
20 mg; ESI-MS [M+H+] = 579. 



N- ( (2R) -2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol-4-yl) 
carbonyl] amino} propanoyl) -3- (3 , 5-dichlorophenyl ) -P-alanin (44) 

V5 rng; ^31 -MS [M+H+] - 555. 



35 N- ( (2R) -2- { [ ( 2-{ [ ( Benzylamino ) car bonyl-]-^^ 

carbonyl] amino} propanoyl) -3 - (3-pyridinyl) -P-alanin (45) 
10 mg; ESI-MS [M+H+] = 497. 



(2S) -3- [ ( (2R) -2-{ [ (2-{ [ ( Benzylamino^ carbonyl] amino }-l, 3-thiazol- 
40 4-yl) -carbonyl] amino } propanoyl) amino ]j~2-{ [ (benzyloxy) carbonyl] - 

unino } propdnsaur a [ 15) 

12 mg; ESI-MS [M+H+] = 569. 
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(2S)-3-[ ( (2R)-2-{ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-thiazol- 
4-yl) acetyl] amino }propanoyl) amino] -2-{ [ ( benzyl oxy) carbonyl] - 
amino }propansaure ( 47 ) 
17 mg; ESI-MS [M+H+] = 583. 

5 

N-{ [ [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-!, 3-thiazol-4-yl) - 
carbonyl] (methyl) amino] acetyl} -3 -cyclohexyl-P-alanin (48) 
12 mg; ESI-MS [M+H+] = 502. 

10 N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3 -thiazol-4-yl ) - 
carbonyl] amino} acetyl ) -3-cyclohexyl-|3-alanin (49) 
10 mg;. ESI-MS [M+H + ] = 488. 

N- ( { [ <2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-thiazol-5-yl ) - 
15 carbonyl] amino}acetyl) -3-pyridin-3-yl-beta-alanin (50); 

ESI-MS [M+H+] = 483. 

M- ; i l ; I -i l (ien^yauiinji jirooayLj dm La 3/ - - , 3 - KiiJi - 4 -/-/ - 
carbonyl] amino}acetyl) -3-pyridin-3-yl -beta-alanin (51) ; 

20 

ESI-MS [M+H + ] = 467. 

N- ( { [ ( 2— { [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1, 3 -thiazol-5-yl) - 
.carbonyl] amino} acetyl ) -3- (2 , 5-dimethoxyphenyl ) -beta-alanin 

25 — ( 52 ) ; *~~ : ' ' Tznscm ?rc ■ ^ n — -t— j - =~- - — - J - J — - ' 

ESI-MS [M+H+] = 542. 

N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino}-l, 3-oxazol-4-yl ) - 
3Q carbonyl] amino} acetyl) -3- (2-naphthyl) -beta-alanin (53); 
ESI-MS [M+H + ] = 516. 

nj_ f r : ! 2 -{ [ ' 3anzylamino) carbonyl] amino} -1 , 3 oxazDl-4-vl) - 
jaroonyl] amino }" a ce cyD~3 "- ( 4-methyl gh-anyl1'-b-e"t-aralanln--( 54 ) ; 
35 ESI-MS [M+H + ] = 480. 

(2 S) -3- [ ( { [ (2-{ [ ( Benzylamino) car bo nyl] amino}-!, 3 - oxazol- 

4-yl) carbonyl] amino} acetyl) amino] -2-{ [ (benzyloxyj carbonyl ] - 
40 amino }propansaure (55) ; 

ESI-MS [M+H r j 539. 
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inzylamino ) carbonyl ] amino } -Pme thyl-lH- 
pyrr ol-2 -y 1 ) carbonyl ] amino } acetyl ) amino ] -2 -carboxye thyl } - 
pyridinium acetat (56); 
5 ESI-MS [M+H + ] =479. 

N-({ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1-methyl-lH-pyrrol- 
2-yl) carbonyl] amino}acetyl) -3- (2-naphthyl) -beta-alanin (57) ,- 
ESI-MS [M+H + ] = 528. 

10 

(2S) -3- t ( { [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l-methyl-lH- 
pyr r ol -2-yl) carbonyl ] amino} acetyl ) amino] -2- { [ (benzyloxy) - 
carbonyl] amino }propansaure (58) ; 
15 ESI-MS [M+H + ] = 551. 

t\j_ f r r ( 4 _ f r ( 3anTv-l=Linino> carbonyl] amino } -1-methyl-lH-pyrrol- 
2-yl) carbonyl] ammo) ace cyl ) - j -[ 1, 1 ' -oiphenyi j -4 -yi oeci- 
alanin ( 59 ) ; 

20 

ESI-MS [M+H+] = 554. 

N- ( { [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l-methyl-lH-pyrrol- 

2-yl) carbonyl] amino } acetyl) -3- (4-methylphenyl) -beta - _ , 

25" a ianin (60); — — - ™ — ~- — 

ESI-MS [M+H+] = 492. 

N-( { [ (4-{ [ ( Benzylamino) carbonyl] amino }-l-me thyl-lH-pyrrol- 
2-yl) carbonyl] amino } acetyl) -3 -cyclohexyl-beta-alanin (61) ; 
ESI-MS [M+H + ] = 484. 

.M- >: i f ; i - i f ; Benzv- *_ Auim: » 33.rbon.yl ] amino} -1 -methyl -IH -pyrrol - 

2 -yl ) carbonyl] : (met^yT7amino ] ice "cyl } -T^ycToSixyl -bee a- J 

alanin ( 62 ) ; 
ESI-MS [M+H+] = 498. 



30 



35 



N-{ [ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1-methyl-lH-pyrrol- 
40 2-yl) carbonyl] (methyl ) amino] acetyl } -3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) - 
beta-alanin (63); 
ESI-MS [M+H+] = 552. 
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N-(3-{ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] am^ 

2-yl)carbonyl]amino}propanoyl)-3-pyridin-3-yl-beta-alanin (64) 
ESI-MS [M+H + ] = 493. 

N-(3-{ [ (4-{ [ ( Benzylamino) carbonyl] amino } -1-methyl-lH-pyrrol- 
2-yl) carbonyl] amino } propanoyl ) -3- (2 , 5-dimethoxyphenyl) -beta- 
alanin (65) ; 
ESI-MS [M+H+] =552. 

10 

N- ( (2R) -2-{ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1-methyl-lH- 
pyrrol-2-yl ) carbonyl ] amino } propanoyl ) -3- ( 4-tert-butylphenyl ) - 
beta-alanin (66); 
15 ESI-MS [M+H+] = 548. 

N- ( (2R) -2-{ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl ] amino } -1-methyl-lH- 

pyrroi -2 -yi/Jirooay^ *mi r. J ; ? r jp^jy • ; - i -{ i , 4 -iLa-cuxypaeriy.., 
beta-alanin (67); 

20 

ESI-MS [M+H + ] = 552. 

(2S) -3-[ ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) - 
carbonyl ] amino } acecyl ) amino ] -2- { [ ( benzyloxy ) carbonyl ] amino } - 
2-5- propaTTs Sure— ("6-8")-; 



* « 



ESI-MS [M+H+] = 554. 

N- ( { [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1-methyl-lH-pyrrol- 
3Q 2-yl) carbonyl] amino} acetyl ) -3- (3 , 5-dichlor'ophenyl ) -beta- 
alanin ( 69 ) ; 
. ESI-MS [M+H+] = 546. 

N- ( { L ( 5 - { [ ( 3enzylamino ; carbonyl J amino } chian- 2 -yl )33.rooayl ] 
35 amino}acetyl)-3-pyridin-3-yl-beta-alanin (70); 
ESI-MS [M+H+] = 482. 

N- ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl] - 
40 amino}acetyl) -3- (3, 5-dichlorophenyl) -beta-alanin (71); 

ESI-MS [M+H*J -= j43. 



N-( { [ (5-{ [ ( Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) carbonyl ] - 
amino}acetyl) -3- ( 4-methylphenyl ) -beta-alanin (72) ; 
ESI-MS [M+H+] = 495. 



(Benzylamino)carbonyl]aminoffnien-2-yfT- 
carbonyl ] amino } acetyl ) amino ] -2 - [ ( phenyl sul fonyl ) amino ] pr opan- 
saure (73); 
5 ESI-MS [M+H + ] = 560. 

N-( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl] - 
amino } acetyl) -3- ( 4- tert-butylphenyl) -beta-alanin (74) ; 
ESI-MS [M+H + ] = 537. 

10 

4- [ ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) carbonyl] - 
amino } acetyl ) amino ] -3 - { [ ( benzyloxy ) carbonyl ] amino } butan- 
saure (75 ) ; 
15 ESI-MS [M+H+] = 568. 

N- ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl ] amino} thien-2-yl ) carbonyl ] - 
ESI-MS [M+H+] = 487. 

20 

N-{ [ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) carbonyl] - 

(methyl ) amino] acetyl } -3- [ 1 , 1 ' -biphenyl ] -4-yl-beta-alanin (71) ; 

ESI-MS [M+H + ] = 571. 
25 

N-{ [ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl] - 
(methyl ) amino ] acetyl } -3- ( 2 , 5-dimethoxyphenyl ) -beta-alanin (78) 
ESI-MS [M+H+] = 555. 

30 N-{ [ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) carbonyl ]- 
(methyl) amino] acetyl } -3- ( 4-methylphenyl ) -beta-alanin (79) ; 

<3l -MS r M-H"M '- 509. 

35 (2S) -3- ( { [ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) - 
carbonyl] (methyl ) amino] acetyl }amino) -2-{ [ (benzyloxy) - 
carbonyl] amino }propansaure (80) ; 
ESI-MS [M+H+] = 5 68. 

40 

\j_r r [ ;5-f r ; 3 B r* Z y\ amino ) carbonyl] amino } thien-1 -yl ) carbonyl] - 
(methyl) amino] acetyl } -3-cyclohexyl-beta-alanin (81) ; 
ESI-MS [M+H+] = 501. 
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N-{ [ [ (5-{ [ ( Benzylamino)carbonyl] amino }thi.en-2-yl) carbonyl]- 
(methyl ) amino] acetyl } -3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -beta-alanin ( 82 ) 
ESI-MS [M+H + ] = 555. 

5 4-({ [ [ (5-{ [ (Benzylamino)carbonyl] amino} thien-2-yl ) carbonyl] - 
(methyl ) amino ] acetyl } amino ) -3 - { [ ( benzyloxy ) carbonyl ] amino } - 
butansaure (83); 
ESI-MS [M+H + ] = 582. 

10 

N-(3-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl]- 
amino}propanoyl)-3-pyridin-3-yl-beta-alanin (84) ; 

ESI-MS [M+H + ] = 496. 

N _ ( 3_{ [ (5_{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl ] - 

imino} propanoyl) -3- (2 , 5-dimethoxyphenyl) -beta-alanin (85) ; 

?:3L -MS [M+H" j - 3 5 j . 

20 (2S) -3- [ (3-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) - 
carbonyl ] amino }propanoyl) amino] -2- { [ (benzyloxy) carbonyl] - 
amino }propansaure (86) ; 

SS.I-MS-^E.MaHI.] = 5_£iL _ . _ 

25r *~7— 

N _(3_{ [ (5_{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) carbonyl] - 
amino }propanoyl) -3-cyclohexyl-beta-alanin (87) ; 
ESI-MS [M+H+] = 501. 

30 (2S) -3- [ (3-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl ] amino} thi en- 2 -yl ) - 
carbonyl] amino }propanoyl) amino] -2- [ (phenylsulf onyl ) amino] - 

£3 1 -MS [ M+H ] . . j= . 5 J A.. r "S - . ....... ~ 

35 

N-(3-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) carbonyl ]- 

amino } propanoyl ) -3 - ( 4-tert-butylp henyl ) -beta- al anin ( 8 9^; 

ESI-MS [M+H+] = 551. 

40 

sj~ ( j - ( [ ; 5 - ( ; ; 3anzyL amino) sarbonyL] amino } thi^n-*? -yl) carbonyl] - 
amino} propanoyl) -3- (3, 4-dimethoxyphenyl) -beta-alanin (90) ; 
ESI-MS [M+H+] = 555. 



45 
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N-(3-{ [ (5-{ [ (Blnzylamino) carbonyl] amino } thie^- 2 -yl) carbonyl] 
amino}propanoyl)-3-(3,4-dimethoxyphenyl)-beta-alanin (91) ; 

ESI-MS [M+H + ] = 582. 

5 N-((2S)-2-{[(5-{[ (Benzylamino) carbonyl] amino } thien-2 -yl ) - 
carbonyl] amino } propanoyl ) -3- (4-tert-butylphenyl) -beta- 
alanin (92 ) ; 
ESI-MS [M+H+] = 551. 

10 

N- ( (2S) -2-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) - 
carbonyl] amino} propanoyl ) -3- ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -beta- 
alanin ( 93 ) ; 
15 ESI-MS [M+H + ] = 555. 

7\ T _ f r r f 5- r r (Ben^vl Miino ^ carbonyl] amino} thien-2 -yl ) carbonyl! - 
dmino} acetyl; -3- (2 , j -dime choxypnenyl ) -becd-didnm ! 94; ; 
ESI-MS [M+H + ] = 541. 

20 

N- ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl] - 
amino } acetyl) -3- (1-naphthyl) -beta-alanin (95) ; 
ESI-MS*-EM+H±J = 531. ■ . . — - 

25 

N-({ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1-methyl- lH-pyrrol- 
2 -y 1 ) carbonyl ] amino } acetyl ) -3 - ( 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -beta- 
alanin (96) ; 
30 ESI-MS [M+H + ] = 538. 

N-{ [ [ (4-{ [ .(Benzylamino) carbonyl ] amino} -1-methyl-lH-pyrrol- 

] - y L ) :ar'3onvl ] [:aazhvl • ?_mino] acetyl } - ) - ! 3 . 5-dishl :>roohenyL) - 
beta-alanin (97) - — - ' - - — - 

ESI-MS [M+H+] = 560. 



35 



N-{ [ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1-methyl-lH-pyrrol- 
2 -yl ) carbonyl ] (methyl ) amino ] acetyl } -3 -pyridin-3-yl-beta- 

40 alanin (98); .. 

ESI-MS [M+H+] = 493. 

N-{ [ [ (4-{ t (Benzylamino) carbonyl] amino} -1-methyl-lH-pyrrol- 
2 -yl) carbonyl] (methyl ) amino] acetyl } -3- ( 2-naphthyl ) -beta- 

45 

alanin (99) ; 

ESI-MS [M+H+] = 542. 
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N-{ [ [ (4-{ [ (Benzylamino)carbonyl]amino}-l-methyl-lH-pyrrpl- 
2-yl) carbonyl] (methyl) amino] acetyl } -3- [1 , 1 ' -biphenyl] -4-yl- 
beta-alanin (100) ; 
5 ESI-MS [M+H + ] = 568. 

N-{ [ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1-methyl-lH-pyrrol- 
2 -yl) carbonyl] (methyl ) amino] acetyl}-3- (2 , 5-dimethoxyphenyl ) - 
beta-alanin (101) ; 
10 ESI-MS [M+H + ] = 552. 

N-{ [ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l-methyl-lH-pyrrol- 
2-yl ) carbonyl ] (methyl ) amino ] acetyl } -3 - ( l-naphthyl ) -beta- 
15 alanin (102) ; 

ESI-MS [M+H + ] = 542. 

2-yl ) carbonyl ] (methyl ) amino ] acetyl } -3 - ( 4-methylphenyl ) -beta- 

20 

alanin (103 ) ; 

ESI-MS [M+H+] = 506. _ 

( 2s ) -3 - ( { [ [ (4- { [ (Benzylamin o) carbonyl ] a mino} -1-methyl-lH- 



25- py rrol-2-yl) carbonyl] (methyl ) amino] acetyl} amino) -2- { [ (benzyl- 
oxy) carbonyl] amino }propansaure (104) ; 
ESI-MS [M+H+] = 565. 

N-( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) carbonyl] - 
amino}acetyl) -3- (3, 4-dimethoxyphenyl) -beta-alanin (105) ; 

ESI-MS [M+H + ] = 541. 

N-{ [ [ (5-{ [.(BenzylamiTn^ 
35 (methyl)amino]acetyl}-3-pyridin-3-yl-beta-alanin (106); 

ESI-MS [M+H+] = 496. 

N- ( 3 - { [ ( 5- { [ ( Benzylamino ) carbonyl ] amino } thien-2 -yl ) carbonyl ] - 
40 amino }propanoyl) -3- (l-naphthyl) -beta-alanin (107); 

£SI-MS [M+H*] - 345. 

N-(3-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2 -yl) carbonyl] 
amino }propanoyl) -3- (4-methylphenyl) -beta-alanin (108) ; 

45 

ESI-MS [M+H+] = 509. 
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N- ( { [ ( 5 - { [ ( BerSl amino ) carbonyl ] amino } thien^-yl ) carbonyl ] - 
amino}acetyl)-3-pyridin-3-yl-beta-alanin (109) ; 

ESI-MS [M+H+] = 482. 

5 n-({ [ (5-{ [ ( Benzylamino) carbonyl] amino } thien-3-yl) carbonyl ] - 
amino}acetyl)-3-(3, 5-dichlorophenyl) -beta-alanin (110) ; 
ESI-MS [M+H+] = 549. 

10 N-({ [ (5-{ [ ( Benzylamino) carbonyl] amino }thien-3-yl) carbonyl ] - 
amino} acetyl) -3 - (4-methylphenyl ) -beta-alanin (111); 
ESI-MS [M+H+] = 495. 



15 




(2S) -3- [ ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino) thien-3-yl ) - 
carbonyl] amino} acetyl) amino] -2-{ [ (benzyloxy) carbonyl] amino }- 

propanoic acid (112); 

£31 -MS [MrH'j : j 5 4 . 



20 3ST- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3 -oxazol-5-yl ) - 
carbonyl] amino} acetyl) -3 -pyridin-3-yl-beta-alanin (113) ; 
ESI-MS [M+H+] = 467. 



25 N-~( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl ] amino} -1 , 3-oxazol-5-yl ) - 
carbonyl] amino } acetyl) -3- (3 , 5-dichlorophenyl) -beta- 
alanin (114) ; 
ESI-MS [M+H+] = 534. 



30 




(2S) -3- [ ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-oxazol- 
5-yl) carbonyl] amino} acetyl) amino] -2-{ [ (benzyloxy) carbonyl] 

imj- no } o r do an o i z \ c 1 d (115^ • 
.33 1 -MS [M+H+] ^ 53 3. 



35 " ' ~~ 

N _ ( (2R) -2-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) - 
carbonyl ] amino } propanoyl ) -3 - { 3 , 4-dimethoxyphenyl ) -beta- 
alanin (116) ; 

40 ESI-MS [M+H+] = 555. 

N- ( (2R) -2-{ [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) - 
carbonyl] amino } propanoyl) -3- (4-tert-butylphenyl) -beta- 
alanin (117) ; 



45 



ESI-MS [M+H+] = 551. 
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II. Biologische Beispiele - 

Beispiel 1 
Integrin (Xv|3 3 -Assay 

5 

Zur Identifizierung und Bewertung von Integrin-a^ Antagonisten 
wurde ein Testsystem verwendet, das auf einer Kompetition 
zwischen dem naturlichen Integrin OvP 3 -Liganden Vitronectin 
und der Testsubstanz um die Bindung an Festphasen-gebundenes 
10 Integrin-OvP3 basiert. 

Durchfiihrung 

- Microtiterplatten beschichten mit 250 ng/ml Integrin-Ov(3 3 
15 in 0,05 M NaHC0 3 pH 9,2; 0,1 ml/well; 

- Absattigen mit 1 % Milchpulver/ Assaypuf f er ; 0,3 ml /well; 

j , 3 a/ .-I 2 

20 - 3x Waschen mit 0,05 % Tween 20/Assaypuf f er 

- Testsubstanz in 0 , 1 % Milchpulver /Assaypuf fer, 50 M-l/well + 

0 jig/ml bzw. 2 ng/ml human Vitronectin (Boehriner Ingelheim 
_ 3 T0.07J ,10^0^1^%^ Milchpulver /Assaypuf fer, 50 Jll/well; 1 h/RT 

25^ 

- 3x Waschen mit 0,05 % Tween 20/Assaypuf fer 

- 1 jig /ml anti human Vitronectin Antikorper gekoppelt an 
Peroxidase (Kordia SAVN-APHRP) in 0,1 % Milchpulver /Assay- 

30 puffer; 0,1 ml/well; 1 h/RT 

3x Waschen mit 0,05 % Tween 20/Assaypuf fer 

- 0,1 ml /wall Peroxidasasubscr a: 
35 ' 

- Reaktion stoppen mit 0,1 ml/well 2 M H 2 S0 4 

- Messung der -Absorption- bei— 450- run 

40 Integri'n-avP 3 : Human-Placenta wird mit Nonidet solubilisiert und 
uuegna-Ov^ ±a iiaec JRGDSPK -Matrix *f finitatsger ainigt (Sluti: 
mit EDTA) . Verunreinigungen durch Integrin a rrb P 3 und humanes 
Serumalbumin sowie das Detergens und EDTA werden durch Anionen- 
austauschchromatographie entf ernt . 

45 

Assaypuf fer: 50 mM Tris pH 7,5; 100 mM NaCl; 1 mM CaCl 2 ; 1 mM 
MgCl 2 ; 10 |1M MnCl 2 
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Peroxidasesublfrat: 0,1 ml TMB-L5sung (42 RmB in DMSO) und" 
10 ml Substratpuffer (0,1 m Na-Acetat pH 4,9) mischen, dann 
Zusatz von 14,7 \Xl 3 % H 2 0 2 • 



5 In dem Assay werden verschiedene Verdiinnungen der Testsubstanzen 
eingesetzt und die. IC 50 -Werte bestimmt (Konzentration des 
Antagonisten, bei der 50 % des Liganden verdrangt werden) . Die 
nachstehende Tabelle zeigt die IC 50 -Werte ausgewahlter Beispiele. 



10 



15 



20 



25" 



30 



Verbindung 


IC 5 o «vP3 


n.T / r r / n / r / d«>^ rl ^ m i n \ r* rhnnvl 1 .a rn i DO 1 — 1 3 — t hi a Z 0 1 — 

JsJ — \[ \ DSnZyialUinO ) Cal kJKJLly X J CtllL-LllW / r ~> uiixw^vx p 

5-yl) carbonyl] amino} acetyl) -3-pyridin-3-yl-beta- 
alanin 


10 


N— ( { [ ( 2— { [ ( Benzyl amino ; caroonyx j amino / u^d^^j. 
4-yl) carbonyl! amino} acetyl ) -3-pyridin-3-yl-beta- 

a ' iiiia 


0,0138 


N- ( { [ ( 2 - { [ ( Benzy lamino ) caroony i j amino ; u^a^ui 
4-yl) carbonylj amino)acecyi; - j- u napauiyi/ ueua 
alanin 


0,048 


N- ( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-oxazol- 
4-yl ) carbonyl ] amino } acetyl ) -3- ( 4-methylphenyl ) - 
beta-alanln - . . . 


0,040 


(2S) -3-[ ( { [ (2-{ [ ( Benzylamino ) carbonyl ] ammo } - 1 , 3- 
oxazol-4-yl) carbonyl] amino} acetyl) amino] -2-{ [ (benz- 
yloxy ) carbonyl ] amino } propansaure 


0,1 


3-{l- [ ( { [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} -1-methyl- 
lH-pyrrol-2-yl) carbonyl] amino} acetyl) amino] -2- 
carboxyethyl}pyridinium acetat 


0,016 


N- ( { [ (4- { [ (Benzylamino) carbonyl] amino } -1-methyl-lH- 





35 



40 



pyrrol - < -y L ; 
beta-alanin 



:ar.oo 



nyi | imiao; icecyl ) - >- ( 2 -aaohchy L) 



(2S) -3- [ ( { [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l- 
methyl-lH-pyrrol~2-yl) carbonyl] amino} acetyl) amino] - 
2-{ [ (benzyloxy) carbonyl] amino }propansaure- _ 



45 



N-({ [ (4-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l T methyl- 

lH-pyrrol-2-yl) carbonyl ] amino } acetyl ) -3- ( 4 -methyl- 

phenyl ) -beca-alanin 



). J43 



0,26 



0,0.3 9__.. 



N- ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-2-yl) - 
carbonyl ] amino } acetyl ) -3 -pyr idin-3 -yl-be ta-alanin 



N- ( { [ ( 5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-2-yl) 
carbonyl ] amino } acetyl ) -3 - ( 3 , 5 -dichlorophenyl ) -beta- 
alanin 



10 
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Verbindung 


IC 5 0 OCvfc 
[HM] 


5 


N- ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] ammo} thien-2 yl) 
carbonyl] amino}acetyl) -3- (4-methylphenyl) -beta- 
alanin 


10 




N- ( { [ ( 5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }thien-3-yl) - 
carbonyl] amino} acetyl ) -3-pyridin-3-yl-beta-alanin 


0, 0005 


10 


N- ( { [ ( 5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien-3-yl) - 
carbonyl] amino} acetyl) -3- ( 3 , 5-dichlorophenyl ) -beta- 
alanin 


0, 0047 




N- ( { [ ( 5 - { [ ( Benzylamino ) carbonyl ] amino } thien-3 -yl ) - 
carbonyl] amino} acetyl) -3- ( 4-methylphenyl ) -be ta- 
alanin 


0, 0021 


15 
20 


(2S) -3- [ ( { [ (5-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino} thien- 
3-yl) -carbonyl] amino} acetyl) amino] -2-{ [ (benzyloxy) - 

"N- ( ( L [ (Benzylamino ;"carbonyij dmino) - L, J -oxdzo L - 
5-yl ) carbonyl ] amino } acetyl ) -3 -pyridin-3 -yl-beta- 
alanin 


0, 0118 
0, 00028 




N-( { [ (2-{ [ (Benzylamino) carbonyl] amino }-l, 3-oxazol- 
5-yl ) carbonyl ] amino } acetyl ) -3 - ( 3 , 5-dichlorophenyl ) - 
beta-alanin 


0, 00038 


2 5- 


-(-25 )— 3— -[-( { [-(-2 — H-(-Ben^y^l-ami=-n^-)^a-rbonyX-]-amino }— 1-,_3- 

oxazol-5-yl) carbonyl] amino} acetyl) amino] -2-{ [ (benz- 
yloxy) carbonyl] amino }propansaure 


0, 0018 


30 


Beispiel 2 

Integrin <XnbP3- Assa Y 




35 


)er Assay basiart luf liner Competition ^wischen dem n 
■:ncagr in-arr b 3 3 .Ligandan fibrinogen und ier ^es:3ubs;3.n 
Bindung an Integrin-CXubfh • 


atiir lichen 

z \un 


40 


Durchf uhrung 

- Microtiterplatten beschichten mit 10 ^ig/ml Fibrinogen (Calbio- 
chem 341578) in 0,05 M NaHC0 3 pH 9,2; 0,1 ml/well; 



- Absattigen mit 1 % BSA/PBS; 0,3 ml/well; 30 min/RT 



- 3x Waschen mit 0,05 % Tween 20/PBS 

45 
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- Testsubstan^R 0,1 % BSA/PBS; 50 Jll/well^^ 

200 pa/ml Integrin-a IIb P3 (Kordia) in 0,1 % BSA/PBS; 50 pl/well; 
2 bis 4 h/RT 

5 - 3x Waschen wie oben 

- biotinylierter anti Integrin-a IIb p 3 AntikSrper (Dianova CBL 
130 B) ; 1:1000 in 0,1 % BSA/PBS; 0,1 ml/well; 2 bis 4 h/RT 

10 - 3x Waschen wie oben 

- Streptavidin-Peroxidase Komplex (B.M. 1089153) 1:10000 in 0 , 1 % 
BSA/PBS; 0,1 ml /well; 30 min/RT 

15 - 3x Waschen wie oben 

- 0.1 ml/well Peroxidasesubstrat 

- Reaktion stoppen mit 0,1 ml /well 2 M H 2 S0 4 

- Messung der Absorption bei 450 nm 



20 



Peroxidasesubstrat: 0 , 1 ml TMB-L5sung (42 mM TMB in DMSO) und 
10 ml Substratpuf fer (0,1 M Na-acetat pH 4,9) mischen, dann 
25 Zusatz von 14,7 J4.1 3 % H 2 0 2 

In dem Assay werden verschiedene Verdunnungen der Testsubstanzen 
eingesetzt und die IC 5 o-Werte bestimmt (Konzentration des 
Antagonisten, bei der 50 % des Liganden verdrangt werden) . 
30 Durch Vergleich der IC 50 -Werte im Integrin 0Cn b p3- und Integrin 
OvbB -Assay kann die Selektivitat der Substanzen bestimmt werden. 

^ei spiel > 
CAM— Assay 



35 



Der CAM (Chorioallantoinmembran) Assay dient als allgemein aner- 
kanntes Modell zur Beurteilung der in vivo Aktivitat von Integrin 
^-Antagonisten. Er beruht auf der Inhibition von Angiogenese 
und Neovaskularisation von Tumorgewebe (Am. J. Pathol. 1975, 79, 
40 597-618; Cancer Res. 1980, 40, 2300-2309; Nature 1987, 329, 630). 
Die Ourchfuhrung arfolgc inaijg :um it and der ^chnik. Das Washa - 
turn der Huhnerembryo-Blutgef aSe und des transplantierten Tumor- 
gewebes ist gut zu verfolgen und zu bewerten. 



45 
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Beispiel 4 ■ 
Kaninchenaugen-As s ay 

In diesem in vivo Model 1 kann analog zu Beispiel 3 die Inhibit io] 
5 der Angiogenese und Neovaskularisation in Gegenwart von Integrin 
Ovp3-Antagonisten verfolgt und bewertet werden. Das Modell ist 
allgemein anerkannt und beruht auf dem Wachstum der. Kanincheh- 
blutgefaSe ausgehend vom Rand in die Cornea des Auges (Proc. 
Natl. Acad. Sci. USA. 1994, 91, 4082-4085; Science 1976, 193, 
10 70-72). Die Durchfuhrung erfolgt analog zum Stand der Technik. 




25— 




40 
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Neue Integrinrezeptorantagonisten 



Z u s ammen f a s s ung 



5 



Die Erfindung betrifft neue Verbindungen, die an Integrin- 
rezeptoren binden, deren Herstellung, deren Verwendung als 
Integrin-Rezeptorantagonisten und zur Behandlung von Krankheiten, 
Arzneimittelzubereitungen, enthaltend diese Verbindungen sowie 
10 Arzneimittelzubereitungen enthaltend mindestens eine weitere 
aktive Verbindung. 



15 




20 



25 



30 




35 



40 
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Patent anspriiche 

1. Verbindungen der Formel I 

5 

A — E— G — L 

wobei A, E, G und L folgende Bedeutung haben: 

10 L ein Strukturelement der Formel I L , 

R4 R 2 
I 




T 



15 



R3 

wobei 



20 T eine Gruppe COOH oder einen zu COOH hydrolysierbaren 

Rest, 

R2 Wasserstoff , NHS0 2 R 21 , NHCOR 21 oder NHCOOR 22 , 



25 — — — wobei 1 <- ■ — — - ^ - - 

R 21 einen verzweigten oder unverzweigten, gegebenen- 

falls substituierten Ci-C 6 -Alkyl- , C 3 -C 6 -Cycloalkyl- , 
Ci-C 4 -Alkyl-C 3 -C 6 -Cycloalkylrest , C 5 -Ci 2 -Bicycloalkyl- 

30 oder Cg-Cie-Tricycloalkylrest , einen mit bis zu drei 

gleichen oder verschiedenen Resten substituierten 

Aryl-, Alkylaryl-, Alkylheteroarylrest oder 3- bis 

> ?L I edr i:jen, jesa^t an . unqesdtcU^an :>dar 
iromatischan Hece rocyclus , lar bis :u'irei var - 

35 schiedene oder glelche" Heteroatome 0, N, S enthalten 

kann, wobei zwei Reste zusammen einen anelierten, 
gesattigten, ungesattigten oder aromatischen Carbo- 
cyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei ver- 
schiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten 

40 kann, darstellen konnen und dieser Cyclus gegebenen- 

iaiis iubscicuiarc jdar xn dies em Cyclus un 
weiterer, gegebenenf alls substituierter , gesattigter , 
ungesattigter oder aromatischer Cyclus ankondensiert 
sein kann, 



45 
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substituierten Ci-Ce-Alkylrest oder einen gegebenen- 



falls substituierten Aryl- oder Alkylarylrest , 
5 R 3 Wasserstoff oder - (CH 2 ) b -(X) C -R 31 / 



0 , 1 , 2 oder 3 , 
0 oder 1, 



wobei 
b 

10 



X -S0 2 -, -S-, -0-, -CO-, -NH-SO2-, -0-C0-, -C0-0-, 

-NH-C0-, -C0-NH-, -C0-N(R 31 )-, -N(R 31 )-CO-, -S0 2 -NH-, 
15 -S0 2 -N(R 31 )- oder -N (R 31 ) -S0 2 - , 

r3 1 Wasserstoff. eine Hvdroxygrupps , einen verzweigten 
-e: .iiv^; :we l ^ z i:\ , ^gabaneaiii. is suos ;l:ul^:: in 
Ci-C 6 -Alkyl-, Ci-C 4 -Alkoxy- / -O-Alkylaryl- oder 

20 -O-Arylrest, einen primar oder gegebenenf alls 

sekundar oder tertiar substituierten Aminorest, einen 
gegebenenfalls mit Ci-C 4 -Alkyl oder Aryl substituier- 
ten C 2 -C 6 -Alkinyl- oder C 2 -C 6 -Alkenylrest , einen 
. . - — G 5 — C-t 2 --Bicycloalkyl-, C6-Ci- 8 -Tricycloalkylrest oder 

25 ~' — — -*einen mit— bis - zu drei gleichen oder verschiedenen 

Resten substituierten, 3- bis 6 gliedrigen, gesattig- 
ten oder ungesattigten Heterocyclus , der bis zu drei 
verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S ent- 
halten kann, C 3 -C 8 -Cycloalkyl- , Aryl- oder Hetero- 

30 arylrest, wobei zwei Reste zusammen einen anelierten, 

gesattigten, ungesattigten oder aromatischen Carbo- 

cyclus oder Heterocyclus, der bis.zu drei ver- 

r^hiedena ^dar jlei^he Heteroatome 0, M. 5 anthalten 
kann, darscellen konnan und der Cyclus jagaoenanf ails 

35 substituiert oder an diesem Cyclus ein weiterer, 

gegebenenfalls substituierter , gesattigter, unge- 
sattigter oder aromatischer Cyclus ankondensiert 
— --sein kann, — — --i— —rrr -. — - ~ - 

4 0 - und ....... ^ . , 



R4 Wasserstoff, oder einen verzweigten oder unverzweig- 
ten, gegebenenfalls substituierten Ci-4-Alkyl-, C 3 -Ce- 
Alkenyl-, C 3 -C 6 -Alkinyl- oder C 3 -C 6 -Cycloalkylrest , 

45 



bedeuten, 
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3 

G ein Struktur element der Formel I G/ 




Ig 



wobei 

10 d 0, 1 Oder 2, 

R 5 Wasserstof f , eine Hydroxygruppe , einen verzweigten 
oder unverzweigten, gegebenenf alls substituierten 
Ci-C 6 -Alkyl- , Ci-C 4 -Alkoxy, -O-Alkylaryl- oder 

15 -O-Arylrest, einen primar oder gegebenenf alls 

sekundar oder terti&r substituierten Aminorest, einen 
gegebenenf alls mit Ci_-Ci-Alkyl oder Aryl substituier- 
; i.i J 2 - J.5 -Al^my _ - Jdd r : > - J ^ - A LKiay l r 2 3 - , 3 laea 
C5-Ci2-Bicycloalkyl- # Ce-Cie-Tricycloalkylrest oder 

20 einen mit bis zu drei gleichen oder verschiedenen 

Resten substituierten, 3- bis 6 gliedrigen, gesattig- 
ten oder ungesattigten Heterocyclus , der bis zu drei 
verschiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S ent- 

halten kann, C3-s-Cycloalkyl- , Aryl- oder Heteroaryl- 

25* — rest, wobei zwei Reste zusammen einen gesattigten, 

ungesattigten oder aromatischen Carbocyclus oder 
Heterocyclus, der bis zu drei verschiedene oder 
gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann, dar- 
stellen konnen und der . Cyclus gegebenenf alls substi- 

30 tuiert oder an diesem Cyclus ein weiterer, gegebenen- 

falls substituierter , gesattigter, ungesattigter oder 
aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann, oder die 

35 R 6 Wasserstoff , oder einen verzweigten oder unverzweig- 

ten, gegebenenf alls substituierten Ci-4-Alkyl-, C3-C6- 
Alkenyl-, C 3 -C 6 -Alkinyl- oder C 3 -C6-Cycloalkylrest 
bedeuten, 

40 E ein Strukturelement der Formel I E 

- (NH) g - (CH 2 ) f-Q- (CH 2 ) e-CO- I E 



45 



wobei 
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e - 0, 1 oder 2, — - 1 — — ■■— -- — 

f 0 oder 1, 
g 0 oder 1, 

Q ein zweifach gebundener, gegebenenf alls subs-tituier- 
ter Heteroarylrest, wobei zwei Substituenten zusammen 
einen gesattigten, ungesattigten oder aromatischen 
Carbocyclus oder Heterocyclus , der bis zu drei ver- 
schiedene oder gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten 
kann, darstellen konnen und jIies_er__Cyclus„ gegebenen- 
falls substituiert oder an diesem Cyclus ein 
weiterer, gegebenenf alls substituierter , gesattigter , 
ungesattigtzer oder aromatischer Cyclus ankondensiert 
sein kann, 




H 



10 



15 
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wobei - - 1 - - - - 

R io, Rii unabhangig voneinander Wasserstoff, - (CH2 ) h~ ( Y > i-R 101 * 
oder beide Reste zusaimtien einen 3 bis 8 gliedrigen, 
5 gegebenenfalls substituierten, gesattigten ungesattigten 

oder aromatischen N-Heterocyclus der zusatzlich zwei 
weitere, gleiche oder verschiedene Heteroatome 0, N oder 
S enthalten kann, 

10 wobei 



15 



h 0, 1, 2 oder 3, 
i 0 oder 1, 

Y -SO2-, -S-, -0-, -CO-, -NH-SO2-, -0-C0-, -C0-0-, 

-NH-C0-, -C0-NH-, -CO-N(RlOl)-, -N (R 101 ) -CO- , 



20 R 101 eine Hydroxygruppe , einen verzweigten oder unver- 

zweigten, gegebenenfalls substituierten Ci-Ce-Alkyl- , 
C1-C4-.Al.koxy, rO-Alkylaryl^oder. -_0-Aryl- ^inen ^ . 
primar oder gegebenenfalls sekundar oder tertiar 
subs t i tuier t en_ Aminor e s_t einen^ geg ebenenfalls mit 

2 : 5~ Ci-C 4 -Alkyl-.oder\ Aryl- substituierten Q 2 p£s - Alk iny 1 - 

oder C 2 -C 6 -Alkenylrest / einen C 5 -Ci 2 -Bicycloalkyl- , 
C6-Ci8-Tricycloalkylrest oder einen mit bis zu drei 
gleichen oder verschiedenen Resten substituierten, 
3- bis 6 gliedrigen, gesattigten oder ungesattigten 

30 Heterocyclus, der bis zu drei verschiedene oder 

gleiche Heteroatome 0, N, S enthalten kann, 
C 3 - 8 -Cycloalkyl-, Aryl- oder Heteroarylrest , wobei 
i Res-3 rusamman unea *nelierten. jesattigten, 
ung 3 3 a c z i g c en ode r - -H-onia-s -lsg hen— Ca r-oocyclus — >der 

35 Heterocyclus, der bis zu drei"V'ers*chiedene r-oder- ■ 

gleiche Heteroatome O, N, S enthalten kann, dar- 
stellen konnen und der Cyclus gegebenenfalls substi- 
tuiert-oder an diesem Cyclus ein weiterer, gegebenen- 
falls substituierter, gesattigter, ungesattigter oder 

40 aromatischer Cyclus ankondensiert sein kann, 

R 12 einen verzweigten oder unverzweigten, gegebenenfalls 
substituierten Ci~C 4 -Alkyl- , Alkylaryl-, C 3 -C 6 -Cyclo- 
alkyl- oder Ci-C 4 -Alkyl-C 3 -C 6 -Cycloalkylrest oder einen 
45 gegebenenfalls substituierten Arylrest, 
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Rl3 WasSKtoff, -OH, -CN, -C0NH 2 , eineTverzweigten oder un- 
verzweigten, gegebenenf alls substituierten Ci-C 4 -Alkyl- , 
Ci-C 4 -Alkoxy- oder -0-CO-Ci-C 4 -Alkylrest , oder einen 
gegebenenf alls substituierten Alkylaryl-, -O-Alkylaryl- , 
5 -O-CO-Aryl-, -O-CO-Alkylaryl- oder -0-CO-Allylrest , 

R 14 wasserstoff , einen verzweigten oder unverzweigten, 
gegebenenf alls substituierten Ci-C 4 -Alkyl- , 
-CO-0-Ci-C 4 -Alkyl- Alkylaryl-, -CO-0-Alkylaryl- , 
10 -CO-0-Allyl-, -CO-Ci-C 4 -Alkyl- / -CO-Alkylaryl- oder 

-CO-Allylrest, 

Rl5 wasserstoff , einen verzweigten oder unverzweigten, 

gegebenenfalls substituierten Ci-C 4 -Alkylrest oder einen 
15 gegebenenfalls substituierten Aryl- oder Alkylarylrest , 

R 16 ? R i7 unabhangig voneinander -NH? , Halogen oder einen ver- 

ten Ci-C 4 -Alkyl- oder C!-C 4 -Alkoxyresc oder einen, 
20 gegebenenfalls substituierten Arylrest, 

Z 1 * Z 2 ' Z 3 ' Z 4 unabhangig voneinander CH, C-CH 3 , C-OCH3, C-Cl 
oder N 

25 bedeuten, sowie die physiologisch vertraglichen Salze, 

Prodrugs und die enantiomerenreinen oder diastereomerenreinen 
und tautomeren Formen. 

2. Arzneimittelzubereitungen zur peroralen und parenteralen 
30 Anwendung, enthaltend neben den ublichen Arzneimittelhilf s- 

stoffen mindestens eine Verbindung gemaS Anspruch 1. 

\ . Verwendung iar Ve rbindungen 7 email Anspruch 1 znr Harstallung 
von ArzneiiTii z celn 2ur 3ehandlung von ;<r ankha i an . 

35 

4. Verwendung der Verbindungen gemaS Anspruch 1 nach Anspruch 3 
als Integrin-Rezeptorantagonisten . 

5 . Verwendung der Verbindungen gemaS Anspruch 1 nach Anspruch 4 
40 als Antagonisten des a v p3-l nte g rinreze P tors • 

6. Verwendung der Verbindungen gemaS Anspruch 1 zur Herstellung 
von Arzneimitteln zur Behandlung von Krankheiten, in die ein 
Integrinrezeptor involviert ist. 
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der Verbindunaen qemafi Anspruch i r 
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7. Verwendung der Verbindungen gemafc Anspruch 1 nach Anspruch 6 
zur Behandlung von Krankheiten, in die der a v P3- Inte ^ rin " 
rezeptor involviert ist. 

5 8 . Verwendung der Verbindungen gemafc Anspruch 1 nach Anspruch 7 
zur Behandlung von Atherosklerose, rheumatoider Arthritis, 
Restenose nach Gef aSverletzung, Angioplastie , akutem Nieren- 
versagen, Angiogenese-assoziierte Mikroangiopathien, dia- 
betischen Angiopathien, Blutplattchenvermitteltem vaskularem 

10 VerschluS, arterieller Thrombose, kongestivem Herzversagen, 

Myokardinf arkt , Schlaganf all , Krebs, Osteoporose, Bluthoch- 
druck, Psoriasis oder viralen, parasitaren oder bakteriellen 
Erkrankungen, Entziindungen, Wundheilung, Hyperparathyroismus , 
Paget ' scher Erkrankung, maligne Hypercalcemie oder meta- 

15 statische osteolytische Lasionen. 

9, Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 

j-uua^ iz::<±:i .ujorAJh . . ; 3 Jfe sen : i . .3 A r -j ...i - : : i - ".- - - : > ■ 
stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 
20 aus der 

Gruppe 

Inhibi t or en --der.---Blutp.l-.sLt t chenadha^^ oder 
-aggregation, 

Antikoagulant ia , ^ie d ie Th rombinaktivi tat o der -bildung 

2:5- verhindern,^ ^r*=- rsrrr - r^ - = — =r: — ^e^ct Li rq- - . 

Antagonisten von blutplattchenaktivierenden Verbindungen oder 
Select in- Ant agonist en. 

10. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gemaS Anspruch 9 zur 
30 Herstellung eines Arzneimi ttels zur Behandlung von blut- 
plattchenvermitteltem vaskularem VerschluS oder Thrombose. 

\\. Ar zna Lni_~ ~ e 1 rubers! tung . »n thai tend mindestens aina Ver- 
bindung gamaiS Anspruch 1, ^egehenenf al is Ar zna i*tii " - 2 Lhi I i s - 
35 stoffe und mindestens " eine weiteir^Verbxndu^ 

aus der Gruppe 

Inhibitoren der Blutplattchenaktivierung oder -aggregation, 

Serin-Protease Inhibitoren, 

Fibrinogen- senkende Verbindungen, 
40 Select in- Antagonisten, 

Ancagonioten von I CAM- L ;>der 7CAM-L 

Inhibitoren der Leukozytenadhasion 

Inhibitoren der Gef aSwandtransmigration, 

Fibrinolyse-modulierende Verbindungen, 
45 Inhibitoren von Komplement f aktoren, 

Endothelinrezep tor- Antagonist en, 

Tyros inkinase- Inhibitoren, 
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Antioxidl^xien oder 
Interleukin 8 Antagonisten. 

12. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gema£ Anspruch 11 zur 
5 Herstellung eines Arzneimittels zur Behandlung von Myokard- 

inf arkt oder Schlaganf all . 

13. Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 
bindung gemaS Anspruch 1, gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 

10 stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 

aus der 

Gruppe - - 

Endothelinantagonis ten , 
ACE- Inhibitoren, 
15 Angiotensinrezeptorantagonisten, 
Endopeptidase Inhibitoren, 
Seta-Blockar . 

Kal L L -iill X -d. Zl 5* - " A~ Z L J Z J-1 , 

Phosphodiesterasehemmer oder 
20 Caspaseinhibitoren. 

14. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gema& Anspruch 13 
zur Herstellung eines Arzneimittels zur Behandlung von 
kongestivem Herzversagen. 

2S __ . _ 4 — — 

15. Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 
bindung gemaS Anspruch 1, gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 
stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 
aus der Gruppe 

30 Thrombininhibitoren, 

Inhibitoren des Faktors Xa, 

Inhibitoren des Koagulationsweges der zur Thrombinbildung 



Inhibitor an .der 3Iucpiat 'z ^henadhasion, -ikciviarung Ddar 
35 -aggregation, 

Endothelinrezeptor-Antagonisten, 

Stickstof f oxidsynthasehemmer, 

CD44- Antagonisten, 

Selec tin-Ant agonist en, 
40 MCP-l-Antagonisten, 

Enhibicoran iar Jigna-Lccansdukcion in proli canerenden 

Zellen, 

Antagonisten der durch EGF, PDGF , VEGF oder bFGF vermittelten 
Zellantwort oder 
45 Antioxidantien. 
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16. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gemaS Anspruch 15 zur 
Herstellung eines Arzneimittels zur Behandlung von Restenose 
nach Gef aSverletzung oder Stentimplantation . 

5 17. Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 

bindung gemaS Anspruch 1, gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 
stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt - 
aus der 
Gruppe 

10 Antagonisten der durch EGF , PDGF, VEGF oder bFGF vermittelten 

Zellantwort , 

Heparin oder niedermolekulare Heparine oder weitere GAGs, 
Inhibitor en von MMPs, 
Select in- Ant agonist en, 
15 Endothel in-Ant agonis t en , 

ACE-Inhibitoren, 

Angio t ens inrezept or- Antagonisten , 

AGE-Bildungs-Inhibitoren und Antagonisten Ihrer Rezeptoren. 



20 



18. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gema£ Anspruch 17 
zur Herstellung eines Arzneimittels zu-r— Behandlung von 
diabetischen Angiopathien . _. . _ . 



2-5—1 9 . Ar zne imi 1 1 e 1 zube-r e-i-tung — ent-ha-ltr ond m i-ndc s t e ns -^el-ne— 



bindung gema& Anspruch 1, gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 
stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 
aus der Gruppe 

f ettsenkende Verbindungen, -■ — " 

30 Selectin-Antagonisten, 

Antagonisten von ICAM-1 oder VCAM-1 

Heparin oder niedermolekulare Heparine oder weitere GAGs , 

" si h i 3 i - o "Z ^ n ' t o n MM? 3 , 

.Endochelinancagoais tan; " " — _ _■- ; — ■ — - - ^ 



35 Apolipoprotein Al-Antagonisten, 

Cholesterol -Antagonisten, 
HMG CoA Reduktase-Inhibitoren, 

ACAT Inhibitor en, — 

ACE Inhibitoren, 

40 Angio t ens inrezep tor antagonisten, — 

Tyros _l nki aasai ah lbicoran, 
Proteinkinase C-Inhibitoren, 
Kalzium-Kanal -Antagonisten, 
LDL-Rezeptor-Funktionsstimulantien, 

45 Antioxidantiren oder 

Freie Radikal-Fanger . 
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20. VerweridunT'der Arzneimittelzubereitung gemaS Anspruch 19 
zur Herstellung eines Arzneimittels zur Behandlung von 
Atherosklerose . 

5 21. Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 

bindung gemafc Anspruch . 1 , gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 
stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 
aus der 
Gruppe 

10 cytostatische oder antineoplastische Verbindungen, 

Verbindungen die die Proliferation inhibieren oder 
Heparin oder niedermolekulare Heparine oder weitere GAGs . 

22. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gemaS Anspruch 21 zur 
15 Herstellung eines Arzneimittels zur Behandlung von Krebs . 

11 . Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 

stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 
20 aus der Gruppe 

Verbindungen zur Anti-resorptiven Therapie, 
Verbindungen zur"Hormdh^Austausch-Therapie, 
Rekombinantes humanes Wachstumshormon, 

Bisphosphonate , __. 

25 ver&ixxdmigen -^ur^a±c±txm±ntiierap±e7 

Calcitoninstimulantien, 

Kalzium-Kanal -Antagonisten, 

Knochenbildungsstimulantien, 
. Interleukin-6-Antagonisten oder 
30 Src Tyrosinkinase-Inhibitoren. 

24. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gemaS Anspruch 23 

:ur Her 3 - 5 1 Lung iinas Ar zcai z z 3 L 3 rur lehandlung r /on 
03 c soporose . 

35 

25. Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 
bindung gemaS Anspruch 1, gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 
stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 
aus der . — 

40 Gruppe 

FNF-Ancagonxscen, 

Antagonisten von VLA-4 oder VCAM-1, 
Antagonisten von LFA-1, Mac-1 oder ICAMs , 
Komplementinhibitoren, 
4 5 Immunosuppr e s s i va , 

Interleukin-1-, -5- oder -8-Antagonisten oder 
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luktase-Inhibitoren. 
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26. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gemaS Anspruch 25 
zur Herstellung eines Arzneimittels zur Behandlung von 
rheumatoider Arthritis. 



bindung gema£ Anspruch 1, gegebenenf alls Arzneimittelhilf s- 

stoffe und mindestens eine weitere Verbindung, ausgewahlt 

aus der 

Gruppe 

Collagenase, 

PDGF-Antagonisten oder 

MMPs. 

28. Verwendung der Arzneimittelzubereitung gemafe Anspruch 27 zur 
Herstellung eines Arzneimittels zur Verbesserung der Wund- 



27. Arzneimittelzubereitung, enthaltend mindestens eine Ver- 



